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Abstract 



Arylalkyl diazinone derivatives of the formula I salts, in which R1, R2, R3, R4, B, Q and X have the 
meanings indicated in claim 1, exhibit phosphodiesterase IV inhibition and can be employed for the 



treatment of inflammatory processes and also of al 



Arylalkyl diazinone derivatives of the formula I 



ergies, asthma and autoimmune disorders. 



and their physiologically acceptable salts, in which R1, 
R2, R3, R4, B, Q and X have the meanings indicated in claim 1, exhibit phosphodiesterase IV inhibition and 
can be employed for the treatment of inflammatory processes and also of allergies, asthma and autoimmune 
disorders. 
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(54) Arylalkyl-diazinone als Phosphodiesterase I V-Hemmer 

(57) Aryialkyi-diazinonderivate der Formel I 




NH-CO-B 



sowie deren physiologisch unbedenWichen Salze, 
worin 

R\ R 2 , R 3 , R 4 , B, Q und X die in Anspruch 1 angegebenen Bedeutungen haben, zeigen eine Phosphodiesterase IV- 
Hemmung uhd kOnnen zur Behandlung entzundlicher Prozesse sowie von Allergien, Asthma und Autoimmunerkran- 
kungen eingesetzt werden. 
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Beschreibung 

Die Erfindung betrifft Arylalkyl-diazinonderivate der Formel I 




NH-CO-B 



wonn 



20 B einen aromatischen Heterocyclic mit 1 bis 4 N-, 0- und/oder S-Atomen, uber N Oder C gebunden, 

der unsubstituiert Oder ein-, zwei- oder dreifach durch Hal, A und/oder OA substituiert sein kann, 
und auch an einen Benzol- Oder Pyridinring kondensiert sein kann, 



Q fehlt Oder Alkylen mit 1-6 C-Atomen, 

X CH 2 ,SoderO, 

R 1 und R 2 jeweils unabhangig voneinander H Oder A, 

30 R 3 und R 4 jeweils unabhangig voneinander -OH, OR 5 , -S-R 5 , -SO-R 5 , -S0 2 -R 5 , Hal, Methylendioxy, -N0 2 . - 

NH 2 , -NHR 5 oder -NR 5 R 5 ; 

R 5 und R 6 jeweils unabhangig voneinander A, Cycloalkyl mit 3-7 C-Atomen, Methylencydoalkyl mit 4-8 C- 

Atomen oder Alkenyl mit 2-8 C-Atomen, 

35 

A Alkyl mit 1 bis 10 C-Atomen, das durch 1 bis 5 F- und/oder Cl-Atome substituiert sein kann und 

Hal F, CI, Br oder I 

40 bedeuten, - 

sowie deren physiologisch unbedenWichen Salze. 

Thiadiazinonderivate sind beispielsweise aus DE 41 34 893 bekannt. 

Der Erfindung lag die Aufgabe zugrunde, neue Verbindungen mit wertvollen Eigenschaften aufzuf inden, insbeson- 
dere soiche, die zur Herstellung von Arzneimitteln verwendet werden kOnnen. 
45. Es wurde gefunden, daG die Verbindungen der Formel I und ihre Salze bei guter VertrSglichkeit sehr wertvolle 
pharmakotogische Eigenschaften besitzen. 
. Insbesondere zeigen sie eine Phosphodiesterase IV-Hemmung und kOnnen zur Behandlung von asthmatischen 
Erkrankungen eingesetzt werden. Die antiasthmatische Wirkung kann z. B. nach der Methode von T. Olsson, Acta aller- 
gologica 26, 438-447 (1971), bestimmt werden. 
so Die Venbindungen zeigen auBerdem eine hemmende Wirkung auf die Bildung von TNF (Tumor Nekrose Faktor) 
und eignen sich daher zur Behandlung von allergischen und entzundlichen Krankheiten, Autoimmunkrankheiten und 
TransplantatabstoBungsreaktionen. Sie konnen ferner zur Behandlung von GedSchtnisstOrungen eingesetzt werden. 

Die Verbindungen der Formel I kflnnen als Arzneimittelwirkstoffe in der Human- und Veterinarmedizin eingesetzt 
werden. Ferner kOnnen sie als Zwischenprodukte zur Herstellung weiterer Arzneimittelwirkstoffe eingesetzt werden. 
55 Gegenstand der Erfindung sind dementsprechend die Verbindungen der Formel I sowie ein Verfahren zur Herstel- 
lung von Verbindungen der Formel I sowie ihrer Salze, dadurch gekennzeichnet, daB man eine Verbindung der Formel 
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II 



10 

worin 

R 1 , R 2 , R 3 , R 4 und X die angegebenen Bedeutungen haben, 
75 mit einer Verbindung der Form el Ml 



20 




worin 

25 

BundQ die angegebenen Bedeutungen haben, und 

L CI, Br, OH oder eine reaktionsfahige veresterte OH-Gruppe bedeutet, 

umsetzt, 
30 oder 

daB man eine Verbindung der Formel IV 



35 



40 




45 

worin 

R 1 , R 2 , R 3 , R 4 , Q und X die angegebenen Bedeutungen haben, mit einer Verbindung der Formel V 

L-CO-B V 

50 

worin 

B . die angegebene Bedeutung hat, und 

L CI, Br, OH oder eine reaktionsfahige veresterte OH-Gruppe bedeutet, 

55 

umsetzt, 

und/oder daB man eine basische Verbindung der Formel I durch Behandeln mit einer Saure in eines ihrer Salze uber 
fuhrt. ; 

Vor- und nachstehend haben die Reste R 1 , R 2 , R 3 , R 4 , B, Q und X die bei den Formeln I, II, III, IV und V angege 
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benen Bedeutungen, sofern nicht ausdrucWich etwas anderes angegeben ist. 

A bedeutet vorzugsweise Alkyl, weiter bevorzugt durch 1 bis 5 Fluor- und/oder Chloratome substituiertes Alkyl. 

In den vorstehenden Formeln ist Alkyl vorzugsweise unverzweigt und hat 1 , 2, 3, 4, 5, 6, 7, 8, 9 oder 10 C-Atome. 
vorzugsweise 1, 2, 3. 4 oder 5 C-Atome und bedeutet vorzugsweise Methyl. Ethyl, Trifluormethyl. Pentafluorethyl Oder 
5 Propyl, weiterhin bevorzugt Isopropyi. Butyl. Isobutyl. sek -Butyl oder tert-Butyl. aber auch n-Pentyl. neo-Pentyl oder 
Isopentyl 

Cycloalkyl hat vorzugsweise 3-7 C-Atome und stent bevorzugt fur Cyclopropyl und Cyclobutyl. weiterhin bevorzugt 
fur Cyclopentyl oder Cyclohexyi, ferner auch fur Cycloheptyl. 

Methylencycloalkyl hat vorzugsweise 4-8 C-Atome und stent bevorzugt fOr Methylencyclopropyl und Methylen- 
w cyclobutyl. weiterhin bevorzugt fur Methyl encyclopentyi und Methylencyclohexyl. ferner auch fur Methylencycloheptyl. 
Aikenyl steht vorzugsweise fur Vinyl. 1 - oder 2-Propenyl, 1-Butenyl, Isobutenyl, sek.-Buteny1, ferner bevorzugt ist 
1-Pentenyl, iso-Pentenyl oder 1-Hexenyl. 

Alkylen ist vorzugsweise unverzweigt und bedeutet bevorzugt Methylen oder Ethylen. ferner bevorzugt Propylen 

oder Butylen. ■ 

Von den Resten R 1 und R 2 steht einer vorzugsweise fur H. wahrend der andere bevorzugt Propyl Oder Butyl, 
besonders bevorzugt aber Ethyl oder Methyl bedeutet. Ferner bedeuten R 1 und R 2 auch zusammen bevorzugt jeweils 
Wasserstoff. 

Hal bedeutet vorzugsweise F, CI oder Br, aber auch I. 

Die Reste R 3 und R 4 k6nnen gleich oder verschieden sein und stehen in der 3- oder 4-Position des Phenylrings. 
20 Sie bedeuten beispielsweise unabhangig voneinander Hydroxy, -S-CH 3 , -SO-CH 3 . -S0 2 CH 3 , F, CI. Br oder I oder 
zusammen Methylendioxy. Besonders bevorzugt stehen sie aber jeweils fur Methoxy. Ethoxy. Propoxy. Cyclopentoxy. 
Oder aber fur Fluor-, Difluor-, Trifluormethoxy, 1-Fluor-, 2-Fluor-, 1 ,2-DK!uor- t 2,2-Drfluor-, 1,2,2-Trifluor- oder 2,2,2- 
Trifluorethoxy. 

Der Rest B ist vorzugsweise 2- oder 3-Furyl, 2- oder 3-Thienyl, 1-, 2- oder 3-Pyrroiyi, 1-. 2-, 4- oder 5-lmidazolyl, 
1-, 3-, 4- oder 5-Pyrazolyl, 2-, 4- oder 5-Oxazolyl, 3-. 4- oder 5-lsoxazolyl, 2-, 4- oder 5-Thiazolyl. 3-, 4- oder 5-lsothia- 
zolyl 2- 3- Oder 4-Pyridyl. 2-, 4-, 5- oder 6-Pyrimidinyl, weiterhin bevorzugt 1 ,2,3-TriazoM -4- oder -5-yl, 1 ,2,4-Triazol- 
1-, -3- Oder 5-yl, 1- oder 5-Tetrazolyl, 1 ,2,3-Oxadiazol-4- oder -5-yl,.1,2,4-Oxadiazol-3- oder -5-yl. 1 ,3,4-Thiadiazol-2- 
oder -5-yl, 1 ,2,4-Thiadiazol-3- oder - 5-yl, 1 ,2,3-Thiadiazol-4- oder -5-yl. 3- oder 4-Pyridazinyl, Pyrazinyl, 2-, 3-. 4-, 5- 6- 
oder 7-Benzofuryl. 2-, 3-. 4-, 5-, 6- oder 7-Benzothienyl. 1-.2-, 3-, 4-. 5-, 6- oder 7-lndolyl, 1-, 2-, 4- oder 5-Benzimida- 
30 zolyl. 3-, 4-, 5-. 6- oder 7-Benzopyrazolyl, 2-, 4-, 5-, 6- oder 7-Benzoxazolyl, 3-. 4-, 5-, 6- oder 7- Benzisoxazolyl, 2- 
4- 5-, 6- oder 7-Benzthiazolyl, 2-. 4-, 5-. 6- oder 7-Benzisothiazolyl. 4-. 5-. 6- oder 7-Benz-2.1 ,3-oxadiazolyl, 2-. 3-, 4- 
, 5-! 6-! 7- Oder 8-Chinolyl, 1 -. 3-, 4-, 5-, 6-, 7- oder 8-lsochinolyl, 3-. 4-, 5-, 6-. 7- oder 8-Cinnolinyl, 2-, 4-, 5-. 6-. 7- oder 
8-Chinazolinyl. 

Fur die gesamte Erf indung gilt, daB samtliche Reste, die mehrfach auftreten, gleich oder verschieden sein kOnnen, 
35 d.h. unabhangig voneinander sind. 

Dementsprechend sind Gegenstand der Erfindung insbesondere diejenigen Verbindungen der Formel I, in denen 
mindestens einer der genannten Reste eine der vorstehend angegebenen bevorzugten Bedeutungen hat. Einige 
bevorzugte Gruppen von Verbindungen kfinnen durch die folgenden Teilformen la bis tf ausgedruckt werden, die der 
Formel I entsprechen und worin die nicht naher bezeichneten Reste die bei der Forme! I angegebene Bedeutung 
40 haben, worin jedoch 

in la * 

R 1 H, 

45 R 2 H oder A, 

R 3 OA und 

X S 

bedeuten; 
so in lb 

R 1 H. 

R 2 Methyl Oder Ethyl. 

R 3 und R 4 jeweils unabhangig voneinander OA und 

55 X S 

bedeuten; 
in Ic 
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R 1 H, 

R 2 Methyl Oder Ethyl, 

R 3 OA 

R 4 mono-, di- Oder trifluorsubstituiertes AJkyl mit 1 bis 6 C-Atomen und 

s X S 

bedeuten; 
in Id 

w R 1 H, 

R 2 Methyl Oder Ethyl, 

R 3 undR 4 jeweils unabhangig voheinander OR 5 und 

B einen Pyridylrest 

is bedeuten; 
in le 

R 1 und R 2 H, 

R 3 und R 4 jeweils unabhangig voneinander OA 

20 B einen Pyridylrest und 

X S Oder CH 2 

bedeuten. 

25 Die Verbindungen der Formel I und auch die Ausgangsstoffe zu ihrer Herstellung werden im ubrigen nach an sich 
bekannten Methoden hergestellt, wie sie in der Uteratur (z.B. in den Standardwerken wie Houben-Weyl, Methoden der 
organischen Chemie, Georg-Thieme-Verlag, Stuttgart; insbesondere aber in der DE 19502699.3), beschrieben sind, 
und zwar unter Reaktionsbedingungen, die fur die genannten Umsetzungen bekannt und geeignet sind. Dabei kann 
man auch von an sich bekannten, hi er nicht naher erwahnten Varianten Gebrauch machen. 

30 In den Verbindungen der Formeln II und IV haben R 1 , R 2 , R 3 und R 4 die angegebenen Bedeutungen, insbesondere 
die angegebenen bevorzugten Bedeutungen. 

In den Verbindungen der Formeln III und V stent Q vorzugsweise fur Methylen oder Ethylen, ferner bevorzugt fur 
Propylen oder Butylen. 

B hat in den Verbindungen der Formeln III und V die angegebenen bevorzugten Bedeutungen, wahrend L CI, Br, 
35 OH oder eine reaktionsfahige veresterte OH-Gruppe bedeutet. 

Falls L eine reaktionsfahige veresterte OH-Gruppe bedeutet, so ist diese vorzugsweise Alkylsulfonyloxy mit 1 -6 C- 
Atomen (bevorzugt M ethyl sulfonyloxy) oder Arylsulfonyloxy mit 6-1 0 C-Atomen (bevorzugt Phenyl- oder p-Tolylsulfony- 
loxy, ferner auch 2-Naphthalinsulfonyloxy). 

Die Ausgangsstoffe konnen, falls erwunscht, auch in situ gebildet werden, so daB man sie aus dem Reaktionsge- 
40 misch nicht isoliert, sondern sofort weiter zu den Verbindungen der Formel I umsetzt 
Andererseits ist es moglich, die Reaktion stufenweise durchzufuhren. 

Die Verbindungen der Formel I konnen vorzugsweise erhalten werden, indem man Verbindungen der Formel II mit 
Verbindungen der Formel III umsetzt. 

Die Ausgangsstoffe der-Formeln II und 111 sind teilweise bekannt. Sofern sie nicht bekannt sind, kOnnen sie nach 
45 an sich bekannten Methoden hergestellt werden. 

Pyridazinone der Formel II sind z. B. in Eur. J. Med. Chem. - Chim. Therapeut. & 644-650 (1977) beschrieben. 

Thiadiazinone der Formel II und ihre Herstellung sind z. B. in der deutschen Patentanmeldung P 41 34 893 
beschrieben. 

6-EthyM,3,4-oxadiazin-2-one der Formel II kSnnen z. B. ausgehend von Butyroveratron, in einer Bromierung uber 
so a-Brombuiyroveratron, einer Substitution des Br-Atoms durch eine OH-Gruppe mit Hilfe von Kaliumformiat in Methanol, 
der anschliefienden Umsetzung mit Carbomethoxyhydrazin zum entsprechenden Hydrazonderivat, und Cyclisierung 
mit Hilfe von Kaliumcarbonat in Toluol erhalten werden. 

Im einzelnen erfolgt die Umsetzung der Verbindungen der Formel II mit den Verbindungen der Formel III in Gegen- 
wart oder Abwesenheit eines inerten Losungsmittels bei Temperaturen zwischen etwa -20 und etwa 150°, vorzugs- 
55 weise zwischen 20 und 100°. 

Als inerte LOsungsmittel eignen sich z.B. Kohlenwasserstoffe wie Hexan, Petrolether, Benzol, Toluol oder Xylol; 
chlorierte Kohlenwassertoffe wie Trichlorethylen, 1,2-Dichlorethan,Tetrachlorkohlenstoff, Chloroform oder Dichlorme- 
than; Alkohole wie Methanol. Ethanol, Isopropanol, n-Propanol, n-Butanol oder tert.-Butanol; Ether wie Diethylether, 
Diisopropylether, Tetrahydrofuran (THF) oder Dioxan; Glykolether wie Ethyl englykolmonomethyl- oder -monoethylether 
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(Methylgiykol Oder Ethylglykol). Ethyl englykoldimethyl ether (Diglyme); Ketone wie Aceton oder Butanon; Amide wie 

Acetamid, Dimethylacetamid Oder Dimethylformamid (DMF); Nitrile wie Acetonitril; Sulfoxide wie Dimethylsulfoxid 

(DMSO); Schwefelkohlenstoff; Carbonsauren wie Ameisensaure pder Essigsaure; Nitroverbindungen wie Nitromethan 

oder Nrtrobenzol; Ester wie Ethylacetat Oder Gemische der genannten Losungsmittel. 
5 Verbindungen der Formel I kSnnen werterhin erhalten werden, indem man Verbindungen der Formel IV m'rt Verbin- 

dungen der Formel V umsetzt. Die Ausgangsverbindungen der Formeln IV und V sind in der Regel bekannt. Sind sie 

nicht bekannt. so konnen sie nach an sich bekannten Methoden hergesteilt werden. 

Verbindungen der Formel IV sind insbesondere aus DE 19502699 und DE 19514568 bekannt. 

In den Verbindungen der Formel V bedeutet der Rest -CO-L eine voraktivierte Carbonsaure, vorzugsweise ein Car- 
lo bonsSurehalogenid. 

Die Umsetzung der Verbindungen der Forme! IV mit Verbindungen der Formel V erfolgt unter den gleichen Bedin- 
gungen, betreffend die Reaktionszeit, Temperatur und Losungsmittel, wie dies fur die Umsetzung der Verbindungen der 
Formel II mit Verbindungen der Formel III beschrieben ist. 

Eine Base der Formel I kann mit einer Saure in das zugehfirige Saureadditionssalz ubergefuhrt werden, beispiels- 

75 weise durch Umsetzung Squivalenter Mengen der Base und der Saure in einem inerten Losungsmittel wie Ethanol und 
anschlieBendes Eindampfen. Fur diese Umsetzung kommen insbesondere Sauren in Frage, die physiologisch unbe- 
denWiche Salze liefern. So konnen anorganische Sauren verwendet werden, z.B. Schwefelsaure, Salpetersdure, Halo- 
genwasserstoff sauren wie Chlorwasserstoffsaure oder Bromwasserstoffsaure. Phosphorsauren wie 
Orthophosphorsaure, SulfaminsSure, ferner organische Sauren, insbesondere aliphatische, alicyclische, araliphati- 

20 sche, aromatische oder heterocyclische ein- oder mehrbasige Carbon-, Sulfon- oder Schwefelsauren, z.B. Ameisen- 
saure. Essigsaure, Propionsaure. Pivalinsaure, Diethylessigsaure, Malonsaure, Bernsteinsaure, Pimelinsaure, 
Fumarsaure, Maleinsaure, Milchsaure. Weinsaure, Apfelsaure, Citronensaure, Gluconsaure, Ascorbinsaure, Nicotin- 
saure, Isonicotinsaure, Methan- oder Ethansulfonsaure, Ethandisufonsaure, 2-Hydroxyethansurfonsaure, Benzolsul- 
fonsaure, p-ToIuolsulfonsaure, Naphthalin-mono- und Disulfonsauren, Laurylschwefelsaure. Salze m'rt physiologisch 

25 nicht unbedenklichen Sauren, z.B. Pikrate, konnen zur Isolierung und /oder Aufreinigung der Verbindungen der Formel 
I verwendet werden. 

Andererseits konnen, falls gewOnscht, die freien Basen der Formel I aus ihren Salzen mit Basen (z.B. Natrium- 
oder Kaliumhydroxid oder - carbonat) in Freiheit gesetzt werden. 

Verbindungen der Formel I kOnnen ein oder mehrere Asymmetriezentren enthalten. In diesem Fall liegen sie 
30 gewdhnlich in racemischer Form vor. Erhaltene Racemate koYinen nach an sich bekannten Methoden mechanisch oder 
chemisch in ihre Enantiomeren getrennt werden. Vorzugsweise werden aus dem racemischen Gemisch durch Umset- 
zung mit einem optisch-aktiven Trennmittel Diastereomere gebildet. 

Naturlich ist es auch moglich, optisch aktive Verbindungen der Formel I nach den oben beschriebenen Methoden 
zu erhalten, indem man Ausgangsstoffe verwendet, die bereits optisch aktiv sind. 
35 Die Formel I umschlie&t alle Stereoisomeren und deren Gemische, z.B. die Racemate. 

Gegenstand der Erfindung ist ferner die Verwendung der Verbindungen der Formel I und/oder ihrer physiologisch 
unbedenklichen Salze zur Herstellung pharmazeutischer Zuberertungen, insbesondere auf nichlchemischem Wege. 
Hierbei konnen sie zusammen mit mindestens einem festen, flussigen und/oder halbflussigen Trager- oder Hilfsstoff 
und gegebenenfalls in Kombinatipn mit einem oder mehreren weiteren Wirkstoffen in eine geeignete Dosierungsform 
40 gebracht werden. 

Gegenstand der Erfindung sind auch Arzneimittel der Formel I und ihre physiologisch unbedenWichen Salze als 
Phosphodiesterase IV-Hemmer. 

Gegenstand der Erfindung sind ferner pharmazeutische Zuberertungen, enthaltend mindestens eine Verbindung 
der Formel I und/oder eines ihrer physiologisch unbedenklichen Salze. 

45 Diese Zubereitungen konnen als Arzneimittel in der Human- oder Veterinarmedizin verwendet werden. Als Trager- 
stoffe kommen organische oder anorganische Substanzen in Frage, die sich fur die enterale (z.B. orale), parenteral 
oder topische Applikation eignen und mit den neuen Verbindungen nicht reagieren, beispielsweise Wasser, pflanzliche . 
Ole, Benzylalkohoie, Alkylenglykole, Polyethylenglykole, Glycerintriacetat, Gelatine, Kohlehydrate wie Lactose oder 
Starke, Magnesiumstearat, Talk, Vaseline. Zur oralen Anwendung dienen insbesondere Tabletten, Pillen, Dragees, 

so Kapseln, Pulver, Granulate, Sirupe, Safte oder Tropfen, zur rektalen Anwendung Suppositorien, zur parenteralen 
Anwendung LOsungen, vorzugsweise Glige oder wassrige Losungen, ferner Suspensionen, Emulsionen oder Implan- 
tate, fur die topische Anwendung Salben, Cremes oder Puder. Die neuen Verbindungen kOnnen auch lyophilisiert und 
die erhaltenen Lyophilisate z.B. zur Herstellung von InjektionsprSparaten verwendet werden. Die angegebenen Zube- 
reitungen kfinnen sterilisiert sein und/oder Hiffsstoffe wie Gleit-, Konservierungs-, Stabilisierungs- und/oder Netzmittel, 

55 Emulgatoren, Salze zur Beeinflussung des osmotischen Druckes, Puffersubstanzen, Farb-, Geschmacks- und /oder 
mehrere weitere Wirkstoffe entharten, z.B. ein oder mehrere Vitamine. 

Die Verbindungen der Formel I und ihre physiologisch unbedenklichen Salze konnen bet der Bekampfung von 
Krankheiten, bei denen eine ErhOhung des cAMP(cyclo-Adenosin-monophosphat)-Spiegels zu Entzundungshemmung 
oder -verhinderung und Muskelentspannung fuhrt, eingesetzt werden. Besondere Verwendung konnen die erf indungs- 
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gemSBen Verbindungen bei der Behandlung von Allergien, Asthma, chronischer Bronchitis, atopischer Dermatitis. Pso- 
riasis und anderer Hautkrankheiten und Autoimmunerkrankungen finden. 

Vor- und nachstehend sind alle Temperaturen in °C angegeben. In den nachfolgenden Beispielen bedeutet "ubliche 
Aufarbeitung": Man gibt, falls erforderlich, Wasser hinzu, stellt, falls erforderlich, je nach Konstitution des Endprodukts 
5 aut pH-Werte zwischen 2 und 10 ein, extrahiert mit Ethylacetat oder Dichlormethan, trennt ab, trocknet die organische 
Phase uber Natriumsulfat, dampft ein und reinigt durch Chromatographie an Kieselgei und /oder durch Kristallisation. 

Massenspektrometrie (MS): El (ElektronenstoB-lonisation) M + 

FAB (Fast Atom Bombardment) (M+H) + 

w 

Beispiel 1 

Eine Suspension von 4,70 g 6-(3,4-Dimethoxyphenyl)-2,3,4,5-tetrahydro-pyndazin-3-on ("A") in 150 ml THF wird 
mit 2,24 g Kalium-tert.-butylat versetzt und 30 Minuten gerOhrt. Man gibt 7,32 g 4-NicotinoylaminobenzylchIorid dazu 
75 und ruhrt 10 Stunden bei Raumtemperatur.nach. Das Losungsmittel wird entfernt und wie Oblich aufgearbertet Man 
erhalt 2-(4-Nicotinoylamino-benzyl)-6-(3,4^im^ 

Analog erhalt man durch Umsetzung von "A" 
mit4-lsonicotinoylamino-benzylchlorid: 

2-(4-lsonicotinoylamino-benzyl)H5-(3,4<limethoxyphenyl)-2,3 > 4,5-tetrahydroi3yrid 

20 

Beispiel 2 

Eine Losung von 3,4 g 2-(4-Aminobenzyl)-6-(3,4-dimethoxyphenyl)-2,3,4 f 5-tetrahydro-pyridazin-3-on, F. 184° und 
0,75 ml Pyridin in 100 ml Dichlormethan wird mit 1 ,4 g Nicotinoylchlorid versetzt und eine Stunde nachgeruhrt. Man ent- 
25 fernt das LGsungsmittel und arbeitet wie ublich aut. Nach Umkristallisation erhaft man 2-(4-Nicotinoylamino-benzyl)-6- 
(3,4-dimethoxyph enyl) -2 ,3 ,4, 5-tetrahydro-pyr idazi n-3 -on. 

Analog erhait man durch Umsetzung der nachstehenden "Aminderivate" 
2-(3-Aminobenzyl)-6-(3,4-dimethoxyphenyl)-2,3,4,5-tetrahydro-pyridazin-3-on, F. 1 40° 
2-(2-Aminobenzyl)-6-(3,4-dimethoxyphenyl)-2,3,4,5-tetrahydro-pyridazin-3-on 
30 2-(4-Aminobenzyl)-6-(3,4<jimethoxypheny1)-5-etty^ 

2-(3-Aminobenzyl)-6-(3,4-dimethQxyphenyl)-5-ethyl-2,3,4 r 5-tetrahydro-pyridazin-3-on, F. 49° 
2-(2-Aminobenzyl)-6-(3,4<limethoxyphenyl)-5-ethyl-2,3,4,5-tetrahydro-pyridazin-3-on 
2-(4-AmirK>benzyl)-6-(3-methoxy-4-trrfluormeth^ 
2-(4-Aminobenzyl)-6-(3-methoxy-4-difluormethoxyphen^^ 
35 2-(4-Aminobenzyl)-6-(3-methoxy-4-fluorme 

2-(4-Amiiiobenzyl)-6-(3Kiifluormethoxy^meth 

2-(4-Aminobenzyi)-6-(3-trifluormethoxy-4-methox^ 

2-(4-Aminobenzyt)-6-(3-fluormethoxy-4-methoxv^^ 

2-(4-AmirK5benzyl)-6-(3-methoxy-4-ethoxyphenyl)-5-ethyl-2,3 t 4,5-tetrahydroiDyridazi^ 
40 2-(4-Amirrabenzyl)-6-(3-ethoxy-4-methoxy^^ 

2-(4-Aminobenzy1)-6-(3-hydroxy-4-methoxyphenyl)-5^ 

2-(4-Aminobenzyl)-6-(4-methylsulfonylphenyl)-5^ 

2-(4-Amiriobenzyl)-6-(4-methylenoxyphenyl)-5-e%^ 

2-(4-Amiiiobenzy1)-6-(3-ctyclopentyloxy-4-^ 
45 2-(3-Aminobenzyl)-6-(3-cycloperrtytoxy-4-methox^^ F. 109° 

2-(4-Aminophenethyl)-6-(3 l 4-dimethoxyphenyl)-2,3,4,5-tetrahydro-pyridazin-3-on 

2- (4-Aminophenethyl)-6-(3,4^dimethoxyphenyl)-5-ethyl-2,3,4 t 5-tetrahydro-pyridazin-3-on 

3- (4-Aminobenzyl)-5-(3,4-dimethoxyphenyl)-3,6-dihydro-1,3,4-thiadiazin-2-on 
3-(3-Aminobenzyl)-5-(3,4-dimethoxyphenyl)-3,6-dihydro-1,3,4-thiadiazin-2-on 

so 3-(2-Aminobenzyl)-5-(3,4<Jimethcx^ 

3-(4-Aminobenzyl)-5-(3,4<Jimethoxyphenyl)-6-eth^ F. 105° 

3-(3-Aminobenzy1)-5-(3 t 4<iimethoxyphenyI)-6-e^ F. 112° 

3-(2-Aminobenzyl)-5-(3,4<limethoxyphenyl)-6-ethyi-3.6-dihydro*1 ,3,4-thiadiazin-2-on 

3-(4-Amiriobenzy1)-5-(3-methoxy-4-trtfluorm^ 
55 3-(4-AmirK>benzyl)-5-(3-methoxy-4<itfluormetho^ 

3-(4-Amirtobenzyl)-5-(3-methoxy«4-fluormethoxyph 

3-(4-Aminobenzyl)-5-(3-difluormethoxy-4-metho 

3-(4-Amiriobenzyl)-5-(3-trifluorm^ 

3-(4-Aminobenzyl)-5-(34luormethoxy-4^ 
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3-(4-Aminobenzy1)-5-(3-methoxy-4-ethox^ 
3-(4-Aminobenzyl)-5-(3-ethoxy-4-methoxypte^ 

3-(4-Aminobenzyl)-5-(3-hydroxy^-methoxyphenyl)-6-ethyl-3,6-dihydro-1 ,3,4-thiadiazin-2-on 
3-(4-Aminobenzy!)-5-(4-me%lsulfonylphe^^^ 

3-(4- Aminobenzyl)-5-(4-methylenoxyphenyl)-6-ethyl-3,6-dihydro- 1 ,3,4-thiadiazin-2-on 
3-(4-Aminobenzyl)-5-(3-cyclopentyloxy-4-m^^ R 132° 

3-(3-Aminobenzyl)-5-(3-cyclopentyloxy-4-met^ 

3-(4-Aminophenethyl)-5-(3 l 4-dimethoxyphenyl)-3 I 6<Jihydro-1 ,3,4-thiadiazin-2-on 
3-(4-Aminophenethyl)-5-(3,4<jimethoxyphentf^^ 

3-(4-Aminobenzyl)-5-(3,4^}metlX)xyphenyl)-3,6<Jihydro-1,3 l 4<>xadiazin-2-on 
3-(3-Aminobenzyl)-5-(3.4-dimethoxyphenyl)-3,6-dihydro-1 ,3,4-oxadiazirv2-on 
3-(2-Aminobenzyl)-5-(3,4-dimethoxyphenyl)-3,6<lihydro-1 ,3,4-oxadiazin-2-on 
3-(4-Aminobenzyl)-5-(3,4-dimethoxyphenyl)-6-ethyl-3,6<Jihydro-1 ,3,4-oxadiazin-2-on 
3-(3*Aminobenzyl)-5-(3 ( 4^imethoxyphenyl)-6-ethyl-3,6<fihydro-1,3,4-oxadiazin-2-on . . 

3-(2-Aminobenzyl)-5 : (3,4-dimethoxyphenyi)-6-ethyl-3,6-dihydro-1 ,3,4-oxadiazin«2-on 
3-(4-Aminobenzyl)-5-(3-methoxy-4-trifluormeto^ 
3-(4-Aminobenzyl)-5-(3-methoxy-4<i'tfluormethoxyphenyl)-6-ethyl-3,6 
3-(4-AminobenzyI)-5-(3-methoxy-4-fluormethox^ 
3-(4-Aminobenzyl)-5-(3<Jtfluormethoxy-4-metto^ 
3-(4-Aminobenzyl)-5-(3-trrfluormethoxy ^ 

3-(4-Aminobenzyl)-5-(34luormethoxy-4-methoxyphenyl)-6-ethyl-3 I 6-dihydrO'1 ,3,4-oxadiazin-2-on 
3-(4-Aminobenzyl)-5-(3-Methoxy-4-ethoxyphenyl)-6-ethyl-3,6-dihydro-1 ,3,4-oxadiazin-2-on 
3-(4-Aminobenzyl)-5-(3-Ethoxy-4-methoxypte^ 
3-(4-Aminobenzyl)-5-(3-hydroxy-4-methoxyphen^ 

3-(4-Aminobenzyl)-5-(4-methylsulfonylphenyl)-6-ethyl-3 l 6-dihydro-1,3 l 4-oxadiazin-2-on 
3-(4-Aminobenzyl)-5-(4-methylenoxyphenyl)-6-ethyl-3 > 6<lihydro-1 l 3 I 4-oxadiazin-2-on 
3-(4-Aminobenzyl)-5-(3-cyclopentyloxy-4<netho^ 
. S-fS-AminobenzylJ-S-fS-cyclopentyloxy^-methoxyphenylJ-e-ethyl-S.e-dihydro-l ,3,4-oxadiazin-2-on 
S-^-AminophenethyO-S-^Kiimethox^ 
3-(4-Aminophenethyl)-5-(3.4<iimethoxyphe^ 
mit Nicotinoylchlorid die nachstehenden Verbindungen 

2-(3-NicotiTOylamino-benzyl)-6-(3 1 4-dimethoxyphenyO-2,3,4,5-tetrahydro-pyridazin 

2-(2-Nicotiroylamino-benzyl)-6-(3,4-di^^ 

2-(4-Nicotinoylamino-berizy!)-6-(3 i 4-dimetto 

2-(3-Nicotirroylamino-benzyl)-6-(3,4-dimetto 

2-(2-Nicotinoylamino-benzyl)-6-(3,4-dimethox 

2-(4-Ni<x)tirx)ylamino-benzyl)-6-(3-methox^^ 

2-(4-Nicotinoylamino-benzyl)^-(3-m^ 

2-(4-Nicotinoylamino-benzyQ-6-(3-methoxy^-fluormethoxyphen 

2-(4-Nic#tinoylamino-bertzyl-6-(3-dKluormetto^ 

2-(4-Nicx)tirioylamino-benzyl)-6-(3-trif^ 

2-(4-Nicotinoylamino-benzyl)-6-(3-fluorm^ 

2-(4-Nicotinoyiamino-beruyl)-6-(3-^ 

2-(4-Nicx)tirK)ylamin^benzyl)-6-(3-Ethaxy^-m^ . 

2-(4-Nicotinoylamino-benzyl)^-(3-hydroxy^ 

2-(4-Nicotinoylamino-benzyl)-6-(4-methylsu^ 

2-(4-Nicotiroylamino-benzyl)-6-(4-m 

2-(4-Nicotinoylamino-benzyl)-6-(3<ycto^ 

2-(3-Nicotinoylamino-benzyl)-6-(3-cyclopent^^ 

2- (4-Nicotinoylamino-phenethyl)^-(3,4KJim^ 
. 2-(4-Nicotinoylamino-phenethyl)^-(3,4^ 

3- (4-Nicotinoylamino-benzyl)-5-(3,4<iimett^^ 
S-fS-Nicotirioylamino-berizyO-S-fS.A-^^^ 

3-(2-Nicotinoylaminchbenzyl)-5-(3 1 4-dimetto ,3,4-thiadiazin-2-on 

3-(4- Nicotinoylami no-benzyl) •5-(3,4-dimethoxyphenyl)-6-ethyl -3, 6-dihydro- 1,3, 4-thiadiazin-2-on 

3-(3-Nicx)tinoyiamino-benzyI)-5-(3.4<Jimefr^^ 

3-(2-Nicotinoyiamino-benzyl)-5-(3,4-dimethoxyphenyl)-6-ethyl-3,6<lih 

3-(4-NicotirroylamincHbenzyl)-5-(3-met^ 

3-(4-Niartinoylamino-benzyQ-5-(3-metho^ 
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3-(4- Nicotinoylami no-benzyl) -5-(3-methoxy-4-fiuormethoxyph^ 

3-(4-Nicotinoylamino-benzyl)-5-(3«M^ 

3-(4-Nicotinoylamino-benzyi)-5-(3-trifluormethox^^ 

3-(4-Nicotinoylamino-benzyl)-5-(3-fiuormethoxy-4-^^ ,3,4-thiadiazin-2-on 
3-(4-Nicotinoylamino-berayl)-5-(3-methoxy-4-ethoxypheny!)-6-ethyt-3 

3-(4-Nicx)tinoylamino-berizyl)-5-(3-etta 1 ,3,4-thiadiazin-2-on 

3-(4- Nicotinoylami no-benzyl) -5-(3-hydroxy-4-methoxypheny()-6-ethyl-3,6<iihydro-1 f 3,4-th iadiazin-2-on 
3-(4-Nia)tinoylamino-benzyl)-5-{4«methylsulfony^ 
3-(4-Nia>tinoylamino-beruyl)-5-(4-methylenox^ 

3-(4- Nicotinoylami no-benzyl) ^-(S-cyclopentyloxy^-methoxyphenyfJ-e-ethyl-S.e-dihydro-I.S^-thiadiazin^-on 
3 -(3- Nicotinoylami no-benzyl) -5-(3-cyclopentyloxy-4-rnethoxyphenyl)-6-ethyl-3,6-dihydro-1,3,4-thiadiazin-2-on 
3-(4-Ni(X)tinoylamino-phenethyl)-5-(3,4KJimethoxyphenyQ-3,6-dihydro-1,3,4-thiadiazin-2-o 
3-(4-NiaitinoylamincKphenethy1)-5-(3 > 4-dimethoxyphenyl)^-ethyl-3 1 6^ 
3-(4-Nicotinoylaminc~berTzyl)-5-(3,4-dim^ 

S-fS-Nicotinoylamino-benzylJ-S-fS^-dimethoxyphenylJ-S.B-dihydro-I.S^-oxadiazin^-on 
3-(2-Nicotinoylamino-benzyl)-5-(3,4-dimethoxyphenyl)-3 l 6-dihydro-1 l 3 l 4-oxadiazin-2-on 
3-(4-Nicotinoylamino-beruyl)-5-(3,4-dimethoxyphenyty^^ 

3-(3-Nicx)tinoylamino-benzyl)-5-(3 I 4-dimethoxyphenyi)-6-ethyi-3,6-dihydro-1, 3,4-oxadiazin-2-on 
3-(2-Nicotinoylamino-benzyl)-5-(3,4-dimethoxyphenyl)-6-ethyi-3,6-dihydro-1 ,3,4-oxadiazin-2-on 
3-(4- Nicotinoylami no-benzyl) -5-(3-methoxy-4-trifluormethoxyphenyl)-6-ethyl-3,6-dihydro-1,3,4-oxadiazin-2-on 
3-(4-Nicotinoylamino-benzyl)-5-(3-methoxy-4^ifto 
^ 3-(4r Nicotinoylami no-benzyl) -5-(3-metho)cy-4-fluormeto^ 
3-(4-Nicotinoylamino-benzyl)-5-(3^rfluormethoxy-4-m^ 

3-(4-Nicotinoylamino-benzyl)-5-(3-trifluormetto^ ,3,4-oxadiazin-2-on . 

3-(4-Nicotinoylamino-benzyl)-5-(3-f luormethoxy-4-methoxyphenyl)-6-ethyl-3,6-dihydro-1 ,3,4-oxadiazin-2-on 

3-(4-Nicotinoylamino-benzyl)-5-(3-methoxy-4-ethoxyphenyl)-6-ethyl-3 1 6-dihydrc-1,3,4-oxadiazin-2 

3-(4- Nicotinoylami no-benzyl) -5-(3-ethoxy-4-m 

3-(4-Nicotinoylamino-benzyl)-5-(3-hydroxy-4-metn^^ 

3-(4-Nicotinoylamino-benzyl)-5-(4-methyisufo^ 

3-(4-Nicotinoylamino-benzyi)-5-(4-methyler^ 

3-(4- Nicotinoylami no-benzyl) -5-(3-cyclopentyloxy-4-methoxypheny!)-6-ethyl-3,6-dihydro-1 l 3,4-oxadiazin-2-on 
.. 3-(3- Nicotinoylami no-benzyl) -5-(3-cyclopehtyloxy-4-methoxyph^^ , 
3-(4-Nicotinoylamino-phenethyl)-5-(3,4-dimethoxyphenyl)-3,6-dihydro-i,3,4-oxadiazin-2-on 
3-(4-Nicotinoylamino-phenethyl)-5-(3,4-dime 
Analog erhalt man durch Umsetzung der oben aufgefuhrten "Aminderivate" mit Isonicotinoylchlorid die nachste- 
henden Verbindungen 

. 2-(4-lsonicotinoylamino-benzyl)-6-(3,4-dimethoxyphenyl)-2 1 3.4 I 5-tetrahydro-pyridazin-3-on 
2-(3-lsonicotinoylamino-benzyl)-6-(3,4-dimethoxyphenyl)-2,3,4 I 5-tetrahydro-pyridazin-3-on 
2-(2-lsonicx>tinoylamino-benzyl)-6-(3 r 4-dimethoxyphenyl)-2,3 l 4,5-tetrahydro-pyridazin-3-on 
2-(4-lsonicx>tinoylamino-benzyl)-6-{3 > 4Kjimethoxyphenyl)-5-ethyl-2 1 3 > 4 > 5-tetrahydro-p^ 
2-(3-lsonicotinoylamino-benzyl)-6-(3,4<limethoxyphenyl)-5-ethyl-2 1 3 l 4,5-tetrahydro-pyridazin-3-on 
2-{2-lsonicotinoylamino-benzyl)-6-(3,4<limethoxyphenyl)-5-ethyl-2 l 3,4,5-tetrahydro-pyridazin 
2-(4-lsonicotinoylamirra-benzyl)-6-(3-m 

on 

2-(4-lsonicotinoylamino-benzyl)-6-(3-methoxy-4^ 

on 

2-(4-lsonicotinoylamirio-benzyl)-6-(3-methQxy-4-fta 
2-(4-lsonicx>tinoylamino-benzyl)^-(3^ 

on 

2-(4-lsonicotinoylami no-benzyl) -6-(3-trifluormethoxy-4-m 

on 

2-(4-lsonicotinoylamino-benzyl)-6-(3-fluormethox^ 

2-(4-lsonicx>tinoylamino-benzyl)-6-(3-Meth 

2-(4-lsonicotinoylamino-benzyl)-6-(3-ethoxy-4-me^^ 

2-(4-lsonicotinoylamino-benzyl)-6-(3-hydroxy-4-methoxyphenyl)-5-ethy!-2,3,4,5-tetrahydro-pyridazin-3-on 
2-(4-lsonicx>tinoylamirc)-benzyl)-6-(4-methylsulfo^ 

2-(4-lsonicx)tinoylarnirK)-benzyl)-6-(4-methylenoxyphenyl)-5-ethyl-2 > 3 ( 4,5-tetrah 
2-(4-lsonicotinoylamirx>-benzy!)-6-(3-cycto 
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2-(3-lsonicotinoylamino-benzyl)^-{3^ 

2-(4-lsonicotinoylamino-phene^ 

2- (4-lsonicotinoylamino-phenethyI)^-(3,4^^ 

3- (4-lsoni<xrtinoy!amino-benzyl^^ 
3-(3-lsonicotinoylaminp-benzyl)-5^3^ 
3-(2-lsonicotinoylarruno-benzyI)-5-(3,4<jim^ 
3-(4-isonicotinoylamino43enzyl)-5-(3,4^ 

3-(3-lsonicotinoylamino-benzyl)-5-(3^ ,3,4-thiadiazin-2-on 
3«(2-lsonicx)tinoy!amino43enzyl)-5-(3,4^ 

3-(4-lsonicotinoylamino-benzyl)-5-(3-m^ ~ 

3-(4-lsonicotinoylamino-benzyl)-5-(3-methc^ 

3-(4-lsonicotinoylaminobenzyl)^ 
3-(4Msonicotinoylamino-benzyl)-5-(3<rrfluo™^ 

3-(4-lsonicotinoylamino-benzy0-5^34rifluorme^ 

3-(4-Nicotirx>ylamino-benzyl)-5-(3-fluormethoxy-4-ethoxyphenyl)-6-ethyl-3 
3-(4-lsonicotinoylamino-benzyl)-5-(3-methox^ 
3-(4-lsonicotinoylamino-benzyl)-5-(3-ethox^ 
3-(4-lsonicotinoylamino-benzyl)-5-(3-hydroxy-4-methoxyphenyl)-6-eth 
3-(4-lsonicotinoylamino-benzyl)-5-(4-methylsulfonylphenyl)-6-ethyl-3,6 
; 3-(4-lsonicotinoylamino-benzyl)-5<4-methyte^ 
3-(4-lsonicotinoylamino-be^ 

3-(3-lsonicotinoylamino-benzyl)-5-(3K;yclo^ 

3-(4-lsonicotinoylamino-phenethyl)-5-(3,4Hjimethoxyphenyl)-3,6^ihy^ 

3-(4-lsonicotinoylamino-phenethyl)-5-(3,4-dimethoxyphenyl)-6- ethyl-S^-dihydro-I.S^-thiadiazin^-on 
3-(4-lsonicotinoylamino-benzyl)-5-(3 1 4-dimethoxyphenyl)-3 I 6-dihydro-1 .S^-oxadiazin^-on 
3-(3-lsonicotinoylamino-benzyl)-5-(3,4^imethoxyphenyl)-3,6-dihydro-1 ,3,4-oxadiazin-2-on 
3-(2-lsonicotinoylamino-benzyl)-5-(3,4<iimeth^^ 

3-(4-lsoni(X)tinoylamino-benzyl)-5-(3,4<limethoxyphenyl)-6-ethyl-3 1 6-dihydro-1 ,3,4-oxadiazin-2-on 
3-(3-lsonicotinoylaminoH3enzyl)-5-(3,4<Jim^ 
3-(2-lsonicotinoylamino-benzyl)-5-(3,4<Jimethoxyphenyl)-6-ethyl-3,6 
3^4-lsonicotinoylamino-benzyl)-5-(3-methox^ 

3-(4-lsonicotinoylamino-benzyl)-5-(3-m^ 

3-(4-lsonicotinoylamino-benzyl)-5-(3-metho^ 
3-(4-lsonicotinoylamino«benzyl)-5-(3<lifluo^ 

3-(4-!sonicotinoylamino-benzyl)-5-(3-trifluormethoxy-4-methoxyphenyl)-6-e^ 

3-(4-lsonicotinoylamino-benzyI)-5-(3-fluor^^ 

3-(4-lsonicotinoylamino-benzy1)-5-(3-metho 

3-(4-lsonicotinoylamino-benzyl)-5-(3-ethoxy^ 

3-(4^soni<xrtinoylamino-benzyl)-5-(3-hydroxy-4-m^ 

3-(4-!sonicotinoylamino-benzyl)-5-(4-me^ 

3-(4-lsoni<xrtinoylamino-benzyl)-5^4-methyte^ 

3r(4-lsonicotinoylamino-benzyl)-5-@^ 

3-(3-lsonicotinoylamino-benzyl)-5-(3<yd^ 

3-(4-lsonicotinoylaminoi)henett^ 
3-(4-lsonicotinoylamino-phenethyl)-5-(3,4<iim^ 
Analog erhalt man durch Umsetzung der oben aufgefuhrten "Aminderivate" mit Picolinsaurechlorid die nachste- 
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henden Verbindungen 

2-(4-Picolirx>ylamino-benzyQ-6K3,4njimeto^ 
2-(3-Picolirx>ylamiro-benzyl)^3,4<^ 
2-(2-PicolinoylamirK>-benzyl)^3,4Kiimetto^ 
2-(4-Picolinoylamino-benzyl)-6-(3,4^imetto^ 
2-(3-Picolinoylamino-benzyI)^-(3,4<lime^^ 
2-(2-Picolinoylamino-benzyl)^-(3,4<Jime^^ 
2-(4-Pico!inoylamino-benzyl)^^ 
2-(4-PicoiirK>ylamino-benzyO^K3-niethcxy^ 
2-(4-Picolinoylamino-benzyO^-(3-methc^ 
2-(4-Picoiinoylamino-benzy0^3<iifluor^ 
2-(4-PicoIinoylamino-benzyl)^-(34rto 
2-(4-Picolinoylamino-benzyl)^-(3-fluormethc^ 
2-(4-Picolinoylamino-benzyl)^3-methaxy-4^^ 
2-(4-Picolinoylamino-benzyl)^3-ethoxy-4-m^^^ 
2-(4-PicolirK>ylamino-benzyl)-6-(3-hydrox^ 
2-(4-Picolihoy!amirK)-benzyQ-6-(4-methylsu^^ 
2-(4-PicoliroyIamino-benzyl)-6-(4-mtf 

2-(4-PicolirK)ylamino-benzyl)-6-(3-cyclopentyloxy-4-methoxypheny^ 
2-(3-Picolinoylamino-benzyl)-6-(3-cyclopenty^ 
2-(4-Picolirc)ylamirx>-phenethyI)^-(3 1 4<i^^ 

2- (4-PicolinoyIamino-phenethyl)^-(3,4<Jime^ 

3- (4-Picolinoylamino-benzyI)-5-(3 l 4-dimethoxypheny1)-3,6-dihydro-1 ,3,4-thiadiazin-2-on 
3-(3-Picolinoylamino-benzyI)-5-(3i4-dimeft^^ 
3-(2-PicolirK)ylamino-benzyl)-5-(3,4<Jimetta 
3 : (4-Picolinoylamino-benzyl)-5-(3/4Ktf^ 
3-(3-Picolirx)ylamino-benzyl)-5^ 
3-(2-PicolinoylamirK)-benzyl)-5-(3,4^ 
3-(4-Picqlinoylamino-benzyl)-5^3-methoxy-4-M 
3 -(4- Picolinoylami no-benzyl) -5<3MTieth^ 
3-(4-Pico!inoylamino-benzyl)-5-(3-methoxy-4* 
3-(4-Picolinoylamino-benzyl)-5-(3<iifluor^ 
3-(4-PicolirKDylamirio-benzyl)-5-(3-trifl^ 
3-(4-PicoIinoylamino-benzyl)-5-(3-fluormett^ 

3-(4-Picolinoylamino-benzyl)-5-(3-methoxy-4-ethoxyphenyl)-6-ethyl-3,6<lihydro-1^ 
3-(4-Picoiinoylamino-benzyl)-5-(3-ethoxy-4-m^ . 
3-(4-Picoiinoylamirx>-benzyl)-5-(3-hydro^ 

3-(4-Picolirx)ylamino-benzyl)-5-(4-methylsulfonylphenyl)-6-ethyl-3 1 6<li ,3,4-thiadiazin-2-on 
3-(4-Pia>lirioylamino-benzyl)-5-(4-meth^ 
3-(4-PicolinoyIamino-benzyI)-5-(3<yclopenty 
3-(3-Picolire>yIamirK)-benzyl)-5-(3-cyclo^^ 

3-(4-PicolirK>ylamino-phenethyl)-5-(3,4<jimethoxyphenyO-3,6-dihydro-1 ,3,4-thiadiazin-2-on 
3-(4-Picolinoylamino-phenethyl)-5-(3,4<J^^ 

3-(4-Picolinoylamino-benzyl)-5-(3,4-dimethoxyphenyl)-3,6-dihydro-1 ,3,4-oxadiazin-2-on 
3-(3-Picolinoylamino-benzyl)-5-(3,4-dimett^^ 
3-(2-Picolinoylamino-benzyl)-5-(3,4<iimetho 
3-(4-Picolinoylamino-benzyl)-5-(3,4<iimetto^ 
3-(3-Picoliroylamir*)-benzyO-5-(3,4-dim^ 
3-(2-Picolire)ylamirK)-benzyl)-5-(3,4-dim^ 

3-(4-PicoIinoylamirK)*benzyO-5-(3-methoxy-4-trHIuormethoxyphenyl)-6-ethyl-3,^ 
3-(4-PicoliiioylamirK)-benzyI)-5-(3-methoxy^^ 
3-(4-Pico!irK>ylamirK>-benzyl)-5-(3-meth^ 
3-(4-Picolirioyla™no-benzyl)-5-(3<itfluorm 
3-(4-PicolirK>ylamirK>-benzyl)-5-(3-tr^ 
3-(4-Picolir>oyiamino-benzy!)-5-(3-fluormeto 
3-(4-PicolinoyiamirK>-benzyO-5-(3-meto^ 
3-{4-PicolirK)ylamirK>-benzyl)-5-(3-ethoxy^^ 
3-{4-Picoiiroyiamiro-benzyO-5-(3-hydro^ 
3-(4-Picolirx>ylamirK>-benzyO-5-(4-meth^ 
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3-(4-Picolinoylamino : benzyl)-5-(4-methylenoxypheny^ 

3-(4-PicolinoylamirK>benzyl^ 

3-(3-PicolinoyIamino-benzyl)-5-(3-cydopentyloxy^-m^ 

3-(4-Picolinoylamirx>-phenethyl)-5-(3,4-dimethoxyphenyl)-3,6-dihydro-1 ,3,4-oxadiazin-2-on 
3-(4-Picolinoyiamino-phene%l)-5'(3,4<Jimethoxyphenyl)-6-ethyl-3,6-dihydro-1 ,3,4-oxadiazin-2-on. 
Analog erhait man durch Umsetzung der oben aufgefuhrten "Aminderivate*' mit Furan-2-carbonsaurechlorid die 
nachstehenden Verbindungen 

2-(4-(Furan-2-carbonyiamino)-benzyl)^-(3,4KJimefr^^ 
2-(3-{Furan-2-c^onylamino)-benzyl)-6-(3,4-dimethoxyD^^ 
2-(2-(Furan-2-cait>onylamino)-benzyl)-6-(3 ( 4<Jime^ 
2-(4-(Furan-2-carbonylamino)-benzyl)-6-(3,4<iim^ 
2-(3-(Furan-2-carbonyiamino) -benzyl) ^-(3,4-dimeth^ 

2-(2-(Furan-2-cart>onylamino)-benzyl)^-(3,4-dimefr^ . 
2-(4-(Furan-2-carbony1amino)-benzyl)-6-(3-metto 
dazin-3-on 

2-(4-(Furan-2-carbonylamino)-benzyl)-6-(3-metho^ 
dazin-3-on 

2-(4-(Furan-2-carbonyiamino)-benzyl)-6-(3-metho^ 
zin-3-on . 

2-(4-(Furan-2-caibonylamino)-benzyl)-6-(3-dffl^^ 
zin-3-on 

2-(4-(Furan-2-carbonylamiho)-benzyl)^-(3-ffl 
zin-3-on 

2 -(4-(Furan-2-carbonylamino) -benzyl) -6-(3-Ruormethoxy 
zin-3-on 

2-(4-(Furan«2-rarbonylamino)4)enzyl)-6-(3-m^ 
2-(4-(Furan-2-carbonylamino)4)enzyl)-6-(3-etta 
2-(4-(Furan-2-carbonylamino)-benzyl)^-(3-hydroxy-4-^^ 
2-(4-(Furan-2-carbonylamino)-benzyl)-6-(4-methyls* 

2-(4-(Furan-2-carbonylamino) -benzyl) -6-(4-methyienoxyphenyl)-5-ethyl-2, 3, 4,5-tetrahydro-pyridazin-3-on 
2-(4-(Furan-2-carbonylami no) -benzyl) -6-(3-cyclopentyloxy-4-methoxyphenyl)-5-ethyl-2,3 p 4,5-tetrahydrp-pyrida- 
zin-3-on 

2-(3-(Furan-2-cait>onylaminoj-benzyl)-6-(3-cyd^ 
zin-3-on 

2-(4-(Furan : 2-c»rbonylamino)-phenethyl)-6-^ 

2- (4-(Furan«2-caibonylamino)-phenethyO 

3- (4-(Furan-2-carbonylamino)-benzyl)-5^ 

3-(3-(Furan-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(3 r 4Hdimethoxyphenyl)-3,6-dihydro-1,3 l ^ 
3-(2-(Furan-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(3 r 4<Jimethoxypheny!)-3,6-dihydro-1,3,4-thia 
3-(4-(Furan-2-c^onylamino)-benzyl)-5-(3,4-dim^ ,3,4-thiadiazin-2-on 
S-fS-fFuran^-caibonylaminoJ-benzyO-S-^^ 

. 3-(2-(Furan-2-c^rbonylamino)-benzyl)-5-(3 l 4-dimethoxyphenyl)^-ethyl-3 I 6-dihydro-1 ,3,4-thiadiazin-2-on 

3-(4-(Furan-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(3^ 
diazin-2-on . 

3-(4-(Furan-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-metho^^ 
zin-2-on 

3-(4-(Furan-2-c^onylamino)-benzyl)-5-(3-metho 
zin-2-on 

3-(4-(Furan-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-dif luormethoxy-4-methoxyphenyl)-6-ethyl-3,6-dihydro-1 ,3,4-thiadia- 
zin-2-on 

3-(4-(Furan-2-carbonyiamino)-benzyl)-5-(3-trifluormethoxy-4-methoxyphenyl)-6-e^ ,3,4-thiadia- 
zin-2-on > 

3-(4-(Furan-2-cait>onylamino)-benzy^ 
zin-2-on 

3-(4-(Furan-2-can^onylamino)-benzyl)-5-(3-methoxy-4-ethoxyphenyI)-6-e1h^ 

3-(4-(Furan-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-ethoxy4-meto^ ,3,4-thiadiazin-2-on 
3-(4-(Furan-2-can}onyiamino)-benzyl)-5-(3-hydroxy-4-m 

3-(4-(Furan-2-carbonyiam{no)-benzyl)-5-(4-methylsulfonylphenyl)-6-ethyl-3 I 6Kjihydro-1,3 l 4-t^ 
3-(4-(Furan-2-cajt>onylamino)-benzyl)-5-(4-me%lenG^ 
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3-(4-(Furan-2-carbonylamino^ 
zin-2-on 

. M3-(Furan-2-carbonyiamino)4>enzy^ ,3,4-thiadia- 
zin-2-on 

3«(4-(Furan-2-carbonylamino)^henethyl)-^^ 
3-(4-(Furan-2-carbonylamino)i3hen^ 

3-(4-(Furan-2<^onylamino)^en2yO-5-(3,4Kjimethoxyphenyl)-3,6KJihy^ ,3,4-oxadiazin-2-on 
3-(3-(Furan-2K^onylamino)^enzyl)-5-(3,^^ ,3,4-oxadiazin-2-on 
3-(2-(Furan-2-carbonylamino)^enzyl)-5-(3,4^^^ 

3-(4-(Furan-2-carbony1amino)^enzyl^^ ,3,4-oxadiazin-2-on 
3-(3-(Furan-2-carbonylamino)-benzy1)-5-(3,4^ 

3-(2-(Furan«2-carbonylamino)^enzyl)-5-@^^ ,3,4-oxadiazin-2-on 
3-(4-(Furan-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-methoxy-4-trifuor-methoxy^ 
zin-2K)n 

3-(4-(Furan-2-<^ony1amino)4)enzyl)-5^ 
zin-2-on 

3-(4-(Furan-2-c^onylamino)-benzyl)-5-(3-methoxy-4-fluor-methoxyphen 
zin-2-on 

3-(4-(Furan-2-c^onylamino)^enzyl)-5-@^ 
zin-2-on 

3-(4-(Furan-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-^^ 
zin-2-on 

3-(4-(Furan-2-<^onylamino)-benzyl)-5-(3-fluormethoxy-4-methoxyphen 
zin-2-on 

3-(4-(Furan-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-m^ 

3-(4-(Furan-2-carbonylamino)4}enzyl)-5^ ,3,4-oxadiazin-2-on 
3-(4-(Furan-2-carbonyIamino^enzyl)-5^^^ ,3,4-oxadiazin-2-on 
3-(4-(Furan-2-cait>onylamino)43era ,3,4-oxadiazin-2-on 
3-(4-(Furan-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(4-methylenoxyphenyl)-6-ethyl ,3,4-oxadiazin-2-on . 

3-(4-(Furan-2;carbony!amino)-b^^ 
zin-2-on 

3-(3-(Furan-2-carbonylamino)-benzyl)^ 
zin-2-on " . 

3-(4-(Furan-2-carbonylamino)i>henet^ 

3-(4-(Furan-2-carbonylamino^phene^ .S^-oxadiazin^-on. 
Analog erhait man durch Umsetzung der oben aufgefuhrten "Aminderivate" mit Pyrrol-2-carbonsaurechlorid die 
nachstehenden Verbindungen 

2-(4-(Pyrrol-2K^rbonylamino)-benzyl)-6-(3 > 4<jimethoxyphenyl)-2 f 3,4 ( 5-tetra^ 
2-{3-(Pyrrol-2K*rbonylamino)^enz^ 
2-(2-(Pyrrol-2K*rbonylamino)-benzy^ 
2-(4-(Pyrrol i 2K^rbonylamino)^enzyl^ 
2-(3-(Pyrrol-2K*itonylamino)4>enzyl)-6-^^ 
2-(2-(Pyrrol-2^rbonyiamino)-benzyl)-6-(3,4<iimethQxyphenyl)-5^ 
^(4-(Pyrrol-2K»fbonylamino^benzy!)-6-^ 
dazin-3-on 

2-(4-(Pyrrol-2^rbonylamino)4)enzyl)-6-(3^^ 
dazin-3-on 

2-(4-(Pyrrol-2^itonylamino)-benzyl)-6-(3-methoxy-4-fluor-methoxyphenyl)-5-eth^ . 
zint3-on 

2-(4-(Pyrrol-2^rbonylamino)-benzyi)-6-(3<M^ 
zin-3-on 

2-(4-(Pyrrol-2^rbonylamino)^enzyl)-6-(34rifluormethoxy-4-methoxyphenyl)-5-e^ 
zin-3-on 

2-(4-(Pyrrol-2^rbonyiamino)4Denzyl)-6-(3-Fluormethoxy-4-methoxyphenyQ-5-eth^ 
zin-3-on 

2-(4-(Pyrro!-2K*rbonylamino)-benzyl)-6-^ 
2-(4-(Pyrrol-2^rbonyiamino)-benzyl)-6^ 
2-(4-(Pyrrol-2K*rbonylamino)-benzyl)-6-(3-^ 
2-(4-(Pyrrol-2K»rbonylamino)-benzyl)^ 
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2-(4-(Pyrrol-2<*rbonytamino)-benzy1)-6^ 
2-(4-(Pyrrol-2<»rbonylamino)^enzyi)-6-(3 : cyd^ 
zin-3-on 

2-(3-(Pyrrol-2K»fbonylamino)4Denzyl)-6-(3-cyd^ 
zin-3-on 

2-(4-(Pyrrol-2K^rbonylamino)i3henethyl>^ 

2- (4-(Pyrrol-2K»rbonylamino)i3henethyl)-6-^ 

3- (4-(Pyrrol-2^rbonylamino)4Denzyl)-5^3,4KJi^ 
3-(3-(Pyrrol-2K»rtonylamino)^era 

3-(2-(Pyrrol-2<arbonylamino)-benzyl)-5-(3 I 4KJimethoxyphenyi)-3,6<iihydro-1^ 

3-(4-(Pyrrol-2<^ifconylamino)-benzyl)-5-(3,4«ta ,3,4-thiadiazin-2-on 
3-(3-(Pyrrol-2Karbonylamino)-benz^^ 

3-(2-(PyrroI-2^rbonytamino)-benzyl)-5-(3 1 4Kiimethoxyphenyl)"6-ethyl-3,6<Jih^ ,3,4-thiadiazin-2-on 
3-(4-(Pyrrol-2<arbonyiamino)^enzyl)-5-(3-m^ 
diazin-2-on 

3-(4-(Pyrrol-2K^fbony]amino)4}enzyl)-5-(3-^^^ 
zin-2-on 

3-(4-(Pyrrol-2K^rbonylamino)-benzyl)-5^ 
zin-2-on 

3-(4-(Pyrrol-2-carbonylamino)43enzyl)^ 
zin-2-on . 

3-(4-(Pyrrol-2K^it>onylami nq) -benzyl)^^ 
zin-2-on 

3-(4-(Pyrrol-2K^rbonylamino)-benzyl)-5-(3-fluormethoxy-4-methoxyphenyl)-6-e^ , 
zin-2-on 

3-(4-(Pyrrol-2^rbonytamino)-benzy^ 

3-(4-(Pyrrol-2<aibonylamino)-benzyl)-5-(3-eto^ 

3-(4-(Pyrrol-2K^rbonylamino)-benzyl)-5-(3-hy^ 

3-(4-(Pyrrol-2-carbonylamino)-benzyi)-5-(4-m^ 

3-(4-(Pyrrol-2K^foonylamino)-benzyl^ 

3-(4-(Pyrrol-2K^rbonylamino)^enzyl)-5-(3-cyd^ 
zin-2-on '. . 

3-(3-(Pyrrol-2^rbonyiamino)-benz^ ,3,4-thiadia- 
zin-2-on 

3-(4-(Pyrrol-2^rbonylamino)-phene^ 

3-(4-(Pyrrol-2^rbonylamino)-phenethyl)-5-(3,4<limethoxyphenyl)-6-e%l-3 

3-(4-(Pyrrol-2K^rbonylamino)-benz^ 

S-^-CPyrrol^^rbonylaminoJ^enzyO-S^^^ 

3-(2-(Pyrrol-2^rbonylamino)-benzy^^ 

3-(4-(Pyrrol-2K^ibonylamino)-benzyi)-5^ 

3-(3-(Pyrro!-2<^ibonylamino)45enz^^^ 

3-(2-(Pyrrol-2<arbonyiamino)-be^ . 
3-(4-(Pyrrol-2<aifconylamino)-be^^ 
zin-2-on 

3-(4-(Pyrrol-2K»rbonylamino)-benzyl)-5^ 
zin-2-on 

3-(4-{Pyrroi-2^rbonylamino)^enz^ ,3,4-oxadia- 
zin-2-on 

3-(4«(Pyrrol-2^rbonyIamino)-benzyl)-5-(3^ 
zin-2-on 

3-(4-(Pyrrol-2-carbonylamino)-benzyI)-5-(3-trif luormethoxy^-methoxyphenylJ-e-ethyf-S.e-dihydro-l ,3,4-oxadia- 
zin-2-on 

3«(4-(Pyrrol-2K*rbonylamino)-benzy^ 
zin-2-on 

3-(4-{Pyrrol-2K»rbonylamino)-benzyl)-5-(3-metho^ 

3-(4-(Pyrrol-2^rbonyiamino)4Denzyl)-5-(3-e^ 

3-(4-(Pyrrol*2^rt)onylamino)^enzyl)-5-(3*hydrQxy-4-methoxyphenyl) 

3-(4-(Pyrrol-2K^rbonylamino)-benzyi)-5-(4-methylsulfony!phenyl)-6-ethyl-3,6<lihydro-1^ 

3-(4-(Pyrrol-2^rbonylamino)^enzyl)-5-(4-meto^^ ,3,4-oxadiazin-2-on 
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3-(4-(Pyrrol-2K»rtonylamino)^enzyl)-^ 
zin-2-on 

3-(3-{Pyrro!-2^rtx>nylamino)-beiTzyl)-5-^ 
zin-2-on 

3-(4-(PyrroI-2^rt>onylan™no^ 

3-(4-(Pyrrol-2H^onylamino)^henethyl)-5-(3,4<Jimethoxyphenyl)-6-e 
Analog erhalt man durch Umsetzung der oben aufgefuhrten "Aminderfvate" mit Thiophen-2-carbonsaurech!orid die 
nachstehenden Vertindungen 

2-(4-(Thiophen-2K»rbonytamino)-beiizyl)-6-(3,4-^^ 

2-(3-(Thiophen-2-carbonylamino)-benzyl)-6-(3,4Kftmethoxyphenyl)-2 l 3 l 4 

2-(2-(Thiophen-2-carbonyianruno)-beriz^ 

2-(4-(Thiophen-2-rarbonyiamino)-berizyl^^ 

2-(3-(Thiophen-2-carbonyiamino)-benzy^^ 

2-(2-(Thiophen-2-carbonyiamino)-benzyl)-6^ 

2-(4-(Thiophen-2-carbonytamino)-benzyl)-6-@^ 
pyridazin-3-on 

2-(4-(Thiophen-2-cart)C>nylamino)-berizyl)^^^ 
pyridazin-3-on 

2-(4-(Thiophen-2-carbonylamino)-benzyl)-6-(3-methoxy-4-fluormethoxyphenyl}^ 
dazin-3-on 

2-(4-(Thiophen-2-carbonyiamino)-berizyl)-6-@^ 
pyridazin-3-on 

2-(4-(Thiophen-2-rarbonyfamino^ 
pyridazin-3-on 

2-(4<ITiiophen-2-carbonylamino)-ber^ 
dazin-3-on 

2-(4-(Thiophen-2-carbonylamino)-benzyl)^-(3-Methoxy-4-ethoxyphenyl)-5- ethyl-2 ( 3,4,5-tetrahydro-pyridazin- 

3-on 

2-(4-(Thiophen-2-carbonyiamino)-berizyl)-6-(3-^ 
on : ; 

2-(4-(Thiophen-2-rarbonylamino)-ber^ 

3-on 

2-(4-(Thiophen-2-carbonyIamino)-berizyl)-6-(4-methylsulfonylphenyl)-5-eth^^ 

2-(4-(Thiophen-2-rarbonytamino)-benzyl)-6-(4-m^ 

2-{4-(Thic)phen-2-carbonylamino)-berizyl)-6-(3-cyclopentyioxy-4-methoxyphe 
pyridazin-3-on 

2-(3-(Thiophen-2-carbonyiamiho)-be^ 
pyridazin-3-on 

2-(4-(Thiophen-2-carbonyiamino)-phenethyl)^-(3,4Klimethox>phenyl)-2 l 3 l 4,5-tetra 

2- (4-(Thiophen-2-carbOTyiamino)-phenethyl)^^ 

3- (4-(Thiophen-2-carbonyiamino)^ F. 186° 
3-(3-(Thiophen-2-rarbOTyiamino)-benzyl)^ 

3-(2-(Thiophen-2-carbonyiamino)-benzyl)-5-(3,4<Jimethoxyphenyl)-3,6-dihydro-1,3 
3-(4-(Thiophen-2-carbonylamino)-benzyI)^ 

3-(3-(Thipphen-2-carbonylamino)-berizyl)-5-(3,4-dimethoxyphenyl)^-^ 

3-(2-(Thiophen-2-carbonylamino)-bera^^ 

3-(4-(Thiophen-2-carbonylamino)-berK^^ 
diazin-2-on 

3-(4-(Thiophen-2-carbony1amino)-beru^^ 
diazin-2-on 

3-(4-(Thiophen-2-carbonylamino)-berayl)-5-(3-methoxy-4-fluormethoxyph 
diazin-2-on 

3-(4-(Thiophen-2-carbonylamino)^enzyl)-5-(3KJifluormethoxy-4-methoxy^ 
diazin-2-on 

3-(4-(Thiophen-2-carbonyiamino)-berizyI)-5-(34rifluormethoxy-4-methoxyphen 
diazin-2-on . 

3-(4-(Thiophen-2-carbonyiamino)-benzyl)^ 
diazin-2-on 

3-(4-(Thicphen-2^rbonylamino)-berizyO^^^ 
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on 

3-(4-(Thiophen-2-carbonylamino)-benzyl)-5^ 
on - 

3-(4-(Thiophen-2-cartonylamino)-ben^ 

2-on 

* 3-(4-(Thiophen-2-(»rtx)nylamino)-^ 

3-(4-(Thiophen-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(4-m^ 

3-(4-(Thiophen-2-carbonylam^ 
thiadiazin-2-on 

3-(3-(Thiophen-2-rart>onyiamino)-benzy^ 
thiadiazin-2-on 

3-(4-(Thiophen-2-carbonylamino)-phene^^^ 

3-(4-(Thiophen-2-rartx>nyiamino)-phene%^ 

3-(4-(Thiophen-2-cartx>nylamino)-benzyl)-5-(^^ 

3-(3-0~hiophen-2-rartx>nylamino^ 

3-(2-(Thiophen-2-cartx>nylamino)-benz^ 

3-(4-(Thiophen-2-cait>onyiamino)-benzyl)^^ 

3-(3-(Thiophen-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(3,4-dimethoxyphenyl)-6- ethyI-3,6-dihydro-1 ,3,4-oxadiazin-2-on 

3-(2-(Thiophen-2-carbony1amino)-benzyl)-5-(3,^ ,3,4-oxadiazin-2-pn 

3-(4-(Thiophen-2-cartx>nylamino)-benzyl)^ 
oxadiazin-2-on 

3-(4-(Thiophen-2-carbony1amino)-benzy^^ 
oxadiazin-2-on 

3-(4-(Thiophen-2-caitKDnylamino)-benzyl)-5-(3-methoxy-4-fluormethoxyphenyO ,3,4- 
oxadiazin-2-on 

3-(4-(Thiophen-2-carbonylamino)-benzyty^^ ,3,4- 
oxadiazin-2-on 

3-(4-(Thiophen-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-trif luormethoxy-4-methoxyphenyl)-6-ethyl-3,6-dihydro-1 ,3,4- 
oxadiazin-2-on 

3-(4-(Thiophen-2-carbonylamino)-benz^ 
oxadiazin-2-on , 

3-(4-(Thiophen-2-cait>onyJamino)-benzyl)-5-(3-Methoxy-4-ethoxyphenyl)-6-eth 
on ; 

3-(4-(Thiophen-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-ethoxy-4-methoxyphenyO 
on . 

3-(4-(Thiophen-2-carbonyiamino)-benzyl)-5^^ 

2-on 

3-(4-(Thiophen-2-cai1x)nylamino)-benzyl)-5-(4-methytsulfonylphenyl)-6-ethyl-3 l 6 
3-(4-(thiophen-2-cartx)nylamino)-benzyl)-5-(4-methylenoxyphenyl)-6-ethyl-3,6-di 
3-(4-(Thiophen-2-cart»nylamino)-benzyl)-5-(3-cyclopentyloxy-4-methoxy-^ 
oxadiazin-2-on 

3-(3-(Thiophen-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-cyclopertyIoxy-4-methoxyphen 
oxadiazin-2-on 

3-(4-(Thiophen-2-carbonylamino)-jDhenethyI)-5-(3,4-dimethoxyphenyl)-3,6^ 
3-(4-(Thiophen-2-carbonytamino)-phenethyl)-5-(3,4-dimethoxyphenyl)-^ 

on. 

Analog erhait man durch Umsetzung der oben aufgefuhrten "Aminderivate" mit Pyrazin-2-carbonsaurechlorid die 
nachstehenden Verbindungen 

2-(4-Pyrazinc»rbonylamino-benzyl)-6-(3,4<jimethoxyphenyl)-2,3,4,5-tetrahydro-pyridazin-3-on, F. 197° 

2-(3-Pyrazinrarbonyiamino-benzyl)-6-(3,4-dimet^ 

2-(2-Pyrazincarbonytamino-benzyl)-6-(3,4-dim^ 

2-(4-Pyrazincarbonyiamino-benzyl)-6-(3,4-dim^ 

2-(3-Pyrazincarbonytamino-benzyl)-6-(3 1 4<Jimett^ 

2-(2-Pyrazinrarbonylamino-benzyl)-^(3 > 4<Jim^ 

2-(4-Pyrazincarbonyiamino-benzyl)-6-(3-methoxy-4-trifluor-methoxyphenyl)-5-e^ 
zin-3-on 

2«(4-Pyrazincarbonylamino-benzy!)-6-(3-meth^ 
zin-3-on 

2-(4-Pyrazincarbonyiamino-benzyl)-6-(3-meto 
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3-on 

2-(4-Pyrazincarbonylamino-benzyl)-6-(3-difl^^ 

3-on 

2-(4-Pyrazincarbonylamino-bere^ 

3-on 

2-(4-Pyrazincarbonylamino-benzyl)-6-(3-fl^ 

on 

2-(4-Pyrazincarbonylamino-benzyi)-6-(3-m^ 

2-(4«Pyrazinrartonylamino43enzyl^ 

2-(4-Pyrazincarbonylamino-benzyl)-6-(3-^ 

2-(4-Pyrazincarbony1amino-benzyl)-6-(4-metty^ 

2-(4-Pyrazincarbonylamino-benzyl)-6-(4-mem^^^ 

2-(4-Pyrazincarbonyiamino-benzy1)-6-(3-cyd^ 

3-on 

2-(3-Pyrazincaifconylamino-benzyl)-6-(3-cy^ 

3-on 

2-(4-Pyrazincarbonyiamino-phenethyl)-6-{3,4^ 

2- (4-Pyrazincarbonylamino-phenethyl)-6-(3,4^ 

3- (4-Pyrazinc»rbonylamino-benzy!)-5-(3.4-dimethoxyphenyf)-3,6-dihyd 202° 
3-(3-Pyrazinrarbony1amino-benzy1)-5-(3,4^ 

3-(2-PyrazincarbonyIamino-benzyl)-5-(3 I 4KJimethoxyphenyl)-3 l 6<Jihydro-1,3,4-m^ 

3-(4-Pyrazinc»rbonylamino-benzyl)-5-{3.4<Jimethoxyphenyl)-6-ethyl-3,6<iihydro-1 ,3,4-thiadiazin-2-on 

3-(3-Pyrazincarbonylamino-benzyl)-5-(3^ 

3-(2-Pyrazincarbonylamino-benzyl)-5-(3,4<J^ 

3-(4-Pyrazinc»rbonyiamino4)enzyl)-5-(3-meto^^ 

2 -on 

3-(4-Pyrazincarbonylamino-benzyl)-5-(3-m^^ 
zin-2-on 

3-(4-Pyrazincarbonyiamino-benzy1)-5-(3-methoxy-4-fl^ 

2-on 

3-(4-PyrazincarbOTylamino-benzyI)-5-(3<J^ 

2-on 

3-(4-Pyrazinc^rbonyIamino-benzyl)-5-(3-trifluormethoxy-4-methoxyphenyf)-6-ethyl 

2-on 

3-(4-Pyrazincarbonylamino-benzy!)-5-(3-fluormethoxy-4-methoxyphenyl)-6-ethyl^ 

on 

3-(4-Pyrazincarbonylamino4Denzy1)-5-(3-m^ 
3-(4-Pyra2incarbonyfamino-benzyi)-5-(3^^ 
3-(4-Pyrazinrarbonylamino-benzyi)-5-(3-hyd^ 
3-(4-Pyrazincarbonylamino-benzyl)-5-(4-m^^ 

3-(4-Pyrazincarbonylamino-benzyl)-5-(4-methylenoxyphenyl)-6-ethyl-3,6-dihydro-1^ 

3-(4-Pyrazincarbonyiamino-benzy1)-5^ ,3,4-thiadiazin- 

2-on 

3-(3-Pyrazincarbonylamino-benzyl)-5-(3-cycioperty^ 
2-on - 

3-(4-Pyra2incarbonylamino-phenethyl)-5-(3,4-dimethoxyphenyI)-3,6-dihydro-1 ,3,4-thiadiazin-2-on 
3-(4-Pyrazincarbonylamino-phenethyl)-5-(3 l 4-dimethoxyphenyl)-6-ethyl-3 ) 6-dihydro-1 ,3,4-thiadiazin-2-on 
3-(4-Pyrazincarbonylamino-benzy!)-5-(3,4^^ 
3-(3-Pyrazincarbonylamino-benzyl)-5-(3,4<jimeth^ 

3-(2-Pyrazin(»rbonylamino-benzyl)-5-(3 l 4<limethoxyphenyl)-3,6<jihydro-1,3 l 4-ox^ 

3-(4-Pyrazincarbonylamino-benzyl)-5-{3.4«Jimetho^ 

3-(3-Pyrazincarbonylamino-benzy1)-5-(3,4<iim^ 

3-(2-Pyrazincaifcony1amino-benzy1)-5-(3^^ ,3,4*-oxadiazin-2-on 

3-(4-Pyrazincarbonylamino-benzyl)-5-(3-methoxy-4-trifIuor-methoxyphen^)-6-eth^ 
zin-2-on 

3-(4-Pyrazincarbony1amino-benzy1)-5-{3-methoxy-4<j^ 
zin-2-on 

3-(4-Pyrazincarbonylamino-benzyl)-5-(3-metho 

2-on 
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3-(4-Pyrazinc»rbony!amino43enzyi)-5-(3^ 

2 -on 

3-{4-Pyrazinc»rbonylamino-benzy1)-5-(3-trifl^ 

2 -on 

3-(4-Pyrazincartx>nylamino-benzyl)-5-(3-fluorm^ 
on . 

3-(4-Pyrazinrarbonylamino-benzyl)-5-(3-Methoxy^ 

3-(4-Pyrazincarbony1amino^enzy1)-5-(3-ethoxy-4-m^ 

3-(4-Pyrazincartx>nylamino-benzyl)-5-(3-hydroxy^-m^ 

3-(4-Pyrazincarbony1aminorbenzyl)-5-(4-m^ 

3-(4-Pyrazincarbony1amino-benzyl)-5-(4-methy)enox^^ 

3-(4-Pyrazincarbony1amino-benzy1)-5-(3-cyclopen^ 

2 -on 

3-(3-Pyrazincarbonylamino-benzyl)-5-(3-cyd^ 

2- on 

3-(4-Pyrazihcartx)nylamino-phenethyl^^ 
3-(4-Pyrazincarbonylamino-phenethyt)-5^ 
Analog erhait man durch Umsetzung der oben aufgefuhrten "Aminderivate" mit 6-Chlor-pyridazin-3-carbonsaure- 
chlorid die nachstehenden Verbindungen 

2-(4-(6-Chlor-pyridazin-3-carbonylamino)-benzy^ 
2«(3-(6-Chlor-pyridazin-3-carbony!amino)43e^ 
2-(2-(6-Chlor-pyridazin-3-carbonyIamino)-be^^ 
2-(4-(6-Chlor-pyridazin-3-carto^ 

3- on; \ . . ' 

2-(3-(6-Chlor-pyridazin-3-cartx>nylam^ 

3-on 

2-(2-(6-Chlor-pyridazin-3-cart>onylam 

3-on 

2-(4-(6-Chlor-pyridazin-3-carbonylamino)-ben^ 
hydro-pyridazin-3-on 

2-(4-(6-Chlor-pyridazin-3^arbony!amino)-benzyO^^ 
hydro-pyridazin-3-on 

2-(4-(6-Chlor-pyridazin-3-carbonylamino)-benzyl)-6-(3-methoxy-4-fluor-methoxyphen 
dro-pyridazin-3on 

2-(4-(6-Chlor-pyridazin-3-carbonylam^ 
hydro-pyridazin-3-on 

2-(4-(6-Chlor-pyridazin-3-cato 
hydro-pyhdazin-3-on 

2-(4-(6-Chlor-pyridazin-3-carbonylamino)-benzyl)-6-(3-fluormethoxy-4-methoxyphe 
dro-pyridazin-3-on 

2-(4-(6-Chlor-pyridazin-3K:art>onylamino)^ 
pyridazin-3-on 

2-(4-(6-Chlor-pyridazin-3-cartx)nylamino)43en^ 
pyridazin-3-on 

2-(4-(6-Chlor-pyridazin-3-carbonylamino)-benzyl)-6-(3-hydroxy-4-methoxy-phenyl)-5-^ 
pyrldazin-3-on 

2-(4-(6-Chlor-pyridazin-3-C£rt>on 
zin-3-on 

2-(4-(6-Ch!or-pyridazin-3-cartx)nylamino)^ . 
zin-3-on 

2-(4-(6-Chlor-pyridazin-3-ca^ 
hydro-pyridazin-3-on 

2-(3-(6-Chlor-pyridazin-3-carbonylamino)-benz^^^ 
hydro-pyrldazin-3-on 

2-(4-(6-Chlor.-pyridazin-3<ar1x)nylamino)-phenethyl)-6-(3,4-dimethoxyphenyI)-2 1 3 

2- (4-(6-Chlor-pyridazin-3K»rbonylar™ 
dazin-3-on 

3- (4-(6-Chlor-pyridazin-3-cartx>nylamino)-benzyt)-5-(3,4^imethoxyphen 
3-(3-(6-Chlor-pyridazin-3-carbonylanruno)-ben^ 
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3-(2-(6-Chlor-pyridazin-3-<*rtK)ny1amino)^^ 
3-(4-(6-Chlor-pyridazin-3-carbonylamino)-te^ 

2-on 

3-(3-(6-Chlor-pyridazin-3-cartM)nylarn^ 

2-on 

3-(2-(6-Chlor-pyridazin-3Kiarto^ 

2-on 

3-(4-(6-Chlor-pyridazin-3-caitK>nylam^ 
1,3,4-thiadiazin-2-on 

3-(4-(6-Chlor-pyridazin-3-cafoon^ 

1,3,4-thiadiazin-2-on 

3-(4-(6-Chlor-pyridazin-3-carbonylaiTuno^ 
1,3 t 4-thiadiazin-2-on 

3-(4-(6-Ch!or-pyridazin-3-carbonyiamino)-D^^ 
1,3,4-thiadiazin-2-on 

3-(4-(6-Chlor-pyridazin-3-carbonylamino)-bera 
1 ,3,4-thiadiazin-2-on 

3-(4-(6-Chlor-pyridazin-3-carfaonytamino)-benzyl)-5-(3-fluormethoxy-4-methoxyphe 
1,3,4-thiadiazin-2-on 

3-(4-(6-Chlor-pyridazin-3-carbony^ 
thiadiazin-2-on 

3-(4-(6-Chlor-pyridazin-3-carbon^ 
thiadiazin-2-on 

3-(4-(6-Chior-pyridazin-3-caibonylamino)-benzyl)-5-(3-hydrc)xy-4-methoxy-ph^ 
thiadiazin-2-on 

3-(4-(6-Chlor-pyridazin-3-carbonylamino)-ben^ ,3,4-thiadia- 
zin-2-on 

3-(4-(6-Chlor-pyridazin-3-cartonyIamino)-benzyl)-5-(4-methylenoxyphenyl)-6-ethyI-3 > 6 

2-on 

3-(4-(6-Chlor-pyridazin-3-carbony1^ 
1,3,4-thiadiazin-2-on .. 

3-(3-(6-Chlor-pyridazin-3-carbonylamino)4)enzy^ 
1 ,3,4-thiadiazin-2-on 

3-(4-(6-Chlor-pyridazin-3-carbonylam^ 

3-(4-(6-Chlor-pyridazin-3-carbonylamino)-phenethyl)-5-(3,4-dimetho ,3,4-thiadia- 
zin-2-on 

3-(4-(6-Cnlor-pyridazin-3-carbo^ 
3-(3-(6-Chlor-pyridazin-3-carbonylamino)^^ 
3-(2-(6-Chlor-pyridazin-3-cait>onylam^ 
3-(4-(6-Chlor-pyridazin-3-carbonylamino)43^ 

2-on 

3-(3-(6-Chlor-pyridazin-3-carbonyiam^ 
2-on , 

3-(2-(6-Chlor-pyridazin-3-carbonylanrtno)-te^ 

2-on 

3-(4-(6-Chlor-pyridazin-3-caibonylam^ 
1,3,4-oxadiazin-2-on 

3-(4-(6-Chlor-pyridazin-3-carbonylamino)-benz^ 
1,3,4-oxadiazin-2-6n 

3-(4-(6-Chlor-pyridazin-3-carbonylamino^ 
1 ,3,4-oxadiazin-2-on ■ , 

3-(4-(6-Chlor-pyridazin-3-carbonylantino)^ 
1,3,4-oxadiazin-2-on 

3-(4-(6-ChIor-pyridazin-3-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-trlfluormethoxy-4-metho 
1,3,4-oxadiazin-2-on 

3-(4-(6-Chlor-pyridazin-3-carbonytamino)-benzyl)-5-(3-fluormethoxy-4-methoxyphenyl)-6-ethyl-3 
1,3,4-oxadiazin-2-on 

3-(4-(6-Chlor-pyridazin-3-carbonyte 
oxadiazin-2-on 
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3-(4-(6-Ch!or-pyridazin-3K»rto^ 
oxadiaziri-2-on 

3-(4-(6-Chlor-pyridazin-3K*rbonyiam^ 
oxadiazin-2-on ; v . 

3-(4-(6-Chlori)yridazin-3^rbonylamino)*^^ ,3,4-oxadia- 
. zin-2-on * 

3-(4-(6-Chlor-pyrjdazin-3^rto^^ 

2 -on 

3-(4-(6-Chlor-pyridazin-3^artx>nylamino)45enz^^^ 
1,3,4-oxadiazin-2-on 

3-{3-(6-Ch!or-pyridazin-3-cato 
1,3,4-oxadiazin-2-on 

. 3-(4-(6-Chlor-pyridazin-3^arbonyiamino)^^ 

3-(4-(6-Chlor-pyridazin-3^rt^ 
zin-2-on 

Analog erhalt man durch Umsetzung der oben aufgefuhrten "Aminderivate" mit lmidazol-4-carix)nsaurechlorid die 
nachstehenden Verbindungen 

2-(4-(imidazol-4-<*rbonylamino)-benzy^^ 

2-(3-0midazol-4-caitK)nylamino)-benzy0^ 

2-(2-(lmidazol-4^rbonyiamino)-benzyI)-6-(3,4^^^ 

2-(4-(lmidazol-4-rarbonylamino)4>enzyl)-6^^ 

2-(3-(lmidazol-4^rtx>nylamino)4>enzyl^ 

2-(2-(lmidazol-4-rarbonylamino)^enzyl)-6^ 
. 2H4-(lmidazol-4K*rtx)nylamino)-benzy^^ 
dazin-3-on 

2-(4-{lmidazol-4-carbonylamino)-benzyl)-6-^ 
dazin-3-on . 

2-(4-0midazol-4^itK)nylamino)-benzyl)-6-(3-methoxy^-fluor-meth 
dazin-3-on 

2-(4-{imidazol-4-cafbonylamino)-benzyl)^^ 
dazin-3-on 

2-(4-(lmidazol-4-rarbonyiamino)-b^^ 
dazin-3-on 

2-(4-(lmidazoI-4^ibonylamino)-benzyl)-6<3-fl^^^ 
dazin-3-on 

2-(4-(lmidazol-4^rbonylamino)4)enzy^^ 

oh 

2-(4-(lmidazol-4K»it>onylamino)45enzyl)^ 

on 

2-(4-{lmidazol-4KJarbonylamiho)^enzyl)-6-(3-hydroxy-4-memoxyph 

on 

2-(4-(lmidazol-4-caitK)nylamino)-benzyl)-6-(4-methylsulfonylphenyl)-5-eth^ 

2-(4-(lmidazo!4^itK)nylamino)^enzyl)-6-{4-methylenoxypheny)-5-^ 

2-(4-(lmidazo!-4-can^nylamino)^enzy!)-6-^ 
dazin-3-on . 

2-(3-(lmidazol-4-carbonylamino)-benzyl)-6^ 
dazin-3-on 

2-(4-(lmidazoI-4-cartx)nylamino)i)henet^ 

2- (4-(lmidazol-4^rbonylamino)-phenet^ 

3- (4-(imidazol-4K*rbonylamino)^enzyi)-5^ ,3.4-thiadiazin-2-on 
3-(3-(lmidazol-4^rt>onylamino)-benzyl)-5^^^ ,3,4-thiadiazin-2-on 
3-(2-(lmidazol-4K»ibonylamino)4>enz^ ,3,4-thiadiazin-2-on 
3-(4-(lmidazol-4^rbonylamino)^enzyl)-^ 
3-(3-(lmidazol-4^rbonylamino>benzyl)-5-(3,4<to 
3<2-(lmidazol-4^rbonylamino)-benzyl)-5-(3,4<limethoxyphenyI)-6-ethyI-3 
3-(4-(Imidazo!-4Kartx)nylamino)45enzyi)-5^ 

diazin-2-on 

3-(4-(lmidazo1-4^rbonylamino)*enz^ 
diazin-2-on 
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3-(4-(lmkfczol-4-cartK)nyiamino)-benzyl)-5^ 
diazin-2-on 

3-(4-(lmktezol-4^artx3ny!amino)-ta^ 
diazin-2-on 

3-(4-(Imidazol-4-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-trrf^^ 
diazin-2-on 

3-(4-(lm'dazol-4-cartx)nylamino)-benzyl)-5-(3^ 
zin-2-on 

3-(4-(lmidazol-4-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-me^^ 

on 

3-(4-(lmidazol-4-carbonylamino)-benzy1)-5-(3-e^^ 

on 

3-(4-(lmidazol-4-catoonylamino)-benzyl)-5^ 

on 

3-(4-(lmidazol-4-carbonylamino)-benzyl)-5-(4-mett^^ 
3-(4-(lmidazol-4-cai1x)nyiamlno)-benzyl)-5-(4-methylenoxyphenyl)-6-ethy^ 
3-(4-(lmidazol-4-cart>ony!amino)-benzyl)-5-(3-^ 
diazin-2-on 

3-(3-(lmidazol-4-cait>onylamino)-benzyl)-5^^^ 
diazin-2-on 

3-(4-(lmidazol-4-carboriylamino)-phenethyl)-5-(3,4<limethoxyph 
3-(4-(lmidazol-4-carbonylamino)-phene 

3-(4-(lmidazol-4^artK)nylamino)-benzyi)-5-(3 1 4<iimethoxyphenyl)-3 ( 6KJih . 

3-(3-(lmidazol-4-carbonylamino)-benzy^ 

3-(2-(lmidazol-4-carbonylamino)-benzyl)-5-(3,4<l^^ 

3-(4-(lmidazoJ-4-carbonylamino)-benzyl)-5-(3,4-dim^ 

3-(3-(lmidazol-4-cartx)nylamino)-benzyi)-5-(3,4<ta^ 

3-(2-(lmidazol-4-caitK)nylamino)-benzyi)-5-(3.4<lim^ ,3,4-oxadiazin-2-on . 

3-(4-(lmidazol-4-cartx)nylamino)-benzyl)-5-(3-m^ 
oxadiazin-2-on 

,3-(4-(lmidazol-4-cartx)nylamino)-benzyl)-5-(3-m^ 
oxadiazin-2-on 

3-(4-(lmidazol-4-carbonylamino)-benzyl)-5-(3H^ ,3,4- 
oxadiazin-2-on 

3-(4-(lmidazol-4-carbonylamino)-benzyl)-5-(3<iiM^ ,3,4- 
oxadiazin-2-on 

3-(4-(lmidazol-4-caibonylamino)-benzyl)-5-(3-^ 
oxadiazin-2-on 

3-(4-(lmidazol-4-cartx)nylamino)-benzyl)-5-(3-fluormethoxy-4-methoxyphen^ 
zih-2-on 

3-(4-(lmidazol-4-cartx)nyiamino)-benzyl)-5-(3-m^ 

on 

3-(4-(lmidazol-4-carbonylamino)-benzyl)-5-(3^^ 
on . * . 

3-(4-(lmidazol-4-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-hydroxy-4-methoxyphenyl)-6-ethyl-3 

on 

3-(4-(lmidazoi-4-carbonylamino)-benzyl)-5-(4-methylsulfonylphenyl)-6-ethyl-3 l 6-dihydro-1 ,3,4-oxadiazin-2-on 
3-(4-(lmidazoi-4-canbonylamino)-benzyl)-5-(4-methylenoxyphenyl)-6-ethyl-3 ( 6-dih 
3-(4-(lmidazol-4-carbonylamino)-benzyl)-5-(3^ ,3,4- 
oxadiazin-2-on ■ 

3-(3-(imidazol-4-carbonylamino)-benzyl)-5-(3<ydopentyloxy-4-methoxy-pheny^ 
oxadiazin-2-on 

3-(4-(imidazol-4-carbonylamino)-phenethy^ ,3,4-oxadiazin-2-on 
3-(4-(lmidazol-4-can^nylamino)-phenethy1)-5-^^ 
Analog erhalt man durch Umsetzung der oben aufgefuhrten "Aminderivate" mit 2,4-Dimethyl-thiazol-5-carbonsau- 
rechlorid die nachstehenden Verbindungen 
2-(4-(2,4-Dimethyl-thiazol-5-cartx^ 
2-(3-(2,4-Dimethyl-thiazol-5-cailDonylam 
2-(2-{2,4-Dimethyl-thiazol-5-cai1x>nylamino)^ 
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2-(4-(2,4-Dimethyl-thiazol-5-cait>on^^ 
zin-3-on; 

2«(3-(2,4-Dimethyl-thiazol-5-c»ifco^ 
zin-3-on 

2-(2-(2,4-Dimethyl-thiazol-5-carbonylam^ 
zin-3-on 

2«(4-(2,4-DimethyMhiazol-5-carbonylami™^ 
tetrahydro-pyridazin-3-on 

2-(4-(2,4-Dimethyi-thiazol-5-rarbonylami^^^ 
tetrahydro-pyridazin-3-on 

2-(4-(2,4-Dimethyl-thiazol-5-carbonylam^^ 
hydro-pyridazin-3-on 

2-(4-(2;4-Dimethy1-thiazol-5-rarbo^ 
tetrahydro-pyridazin-3-on 

2-(4-(2,4-Dimethyl-thiazol-5-carbonylam 
tetrahydro-pyridazin-3-on 

2-(4-(2,4-Dimethyj-thiazoI-5-rarbonylami^ 
hydro-pyridazin-3 -on 

2-(4-(2,4-Dimethyl-thiazol-5-rarbony^ 
pyridazin-3-on 

2-(4-(2 > 4-Dimethyl-thiazol-5-carbonylamino)-benzyi)-6-(3-ethoxy-4-methoxy-phen 
pyridazin-3-on 

2-(4-(2,4-Dimethyl-thiazoi-5-carbonylamino)-benzyl)-6-(3-hydroxy-4-methoxy-pheny 
dro-pyridazin-3-on 

2-(4-(2,4-Dimethy1-thiazol-5-carbonylam^ 
dazin-3-on 

2-(4-(2,4-Dimethyl-thiazol-5-carbonylamino)-benzy!)-6-(4-methylenoxyphenyl) 
zin-3-on 

2-(4-(2,4-Dimethyl-thiazol-5-carbony^^ 
tetrahydro-pyridazin-3-on 

2-(3-(2,4-Dimethyl-thiazol-5-carbonylami^ 
tetrahydro-pyridazin-3-on 

2-(4-(2,4-Dimethyi-thiazol-5-carbonylamm^^ 

3-on 

2- (4-(2,4-Dimethyl-thiazol-5-carbonylamino)-phenethyl)-6-(3,4<limethoxyphen^ 
pyridazin-3-on 

3- (4-(2,4-Dimethyl-thiazol-5-carbonylamino)-benzyl)-5-(3,4'dimethoxypheny^ 
3-(3-(2,4-Dimethyl-thiazol-5-carbonylamino)-benzyl)-5-(3,4Kjimethoxyph 
3-(2-(2,4-Dimethyl-thiazol-5-caito^ 

3-(4-(2,4-Dimethyl-thiazol-5-carboriylamino)-benzyl)-5-(3,4-dimethoxyphenyO 
zin-2-on 

3-(3-(2,4-Dimethyt-thiazol-5-carbonylamino)-benzyf)-5-(3,4^imethoxyphen 
zin-2ron 

3-(2-{2,4-DimethyMhiazol-5-carbonylam 
zin-2-on 

3-(4-(2,4-Dimethyl-thiazol-5-carbo 
dro-1, 3,4-thiadiazin-2-on 

3*(4-(2,4-Dimethyl-thiazol-5-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-methoxy-4<Jiflu , 
dro-1 ,3,4-thiadiazin-2-on 

3-(4-(2,4-Dimethyi-thiazol-5-rarbo^ 
1,3 ( 4-thiadiazin-2-on 

3-(4-(2,4-Dimethyl-thiazoi-5-carbonyia^^ 
1 ,3,4-thiadiazin-2-on 

3-(4-(2,4-Dimethyi-thiazol-5-cailDO^ 
dro-1 ,3,4-thiadiazin-2-on 

3-(4-(2,4-Dimethyl-thiazol-5-carbonylami™^ 
1,3,4-thiadiazin-2-on 

3-(4-(2,4-Dimethyi-thiazol-5-carbonyiamro^ 
thiadiazin-2-on 
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3-(4-(2,4-Dimethyl-thiazol-5-carto^ 
thiadiazin-2-on 

S-^-g^-Dimethyl-thiazol-S-raito^ 
thiadiazin-2-on 

3-(4-(2,4-Dimethyl-t^ 
diazin-2-on 

3-(4-(2,4-Dimethy1-thiazol-5-ra^ 
zin-2-on 

3-(4-(2,4-Dimethy!-thiazol-5-carbonyta^^ 
dro-1, 3,4-thiadiazin-2-on . .. 

3-(3-(2,4-DimethyMhiazol-5-carb^^ 
dro-1, 3,4-thiadiazin-2-on 

3-(4-(2,4-Dimethyl : thiazol-5-rarb^^ 

on 

3-(4-(2,4-Dimethyl-thiazol-5-(*^ 
diaziri-2-on . ^ ; . 

3-(4-(2,4-Dimethyi-thiazol-5-carbon^^^ ,3,4-oxadiazin-2-on 

3-(3-(lmidazol-4-carbonylamino)-benzyl)-5-(3,4<li^^ 

3-(2-(2,4-DimemyMhiazoi-5-carbonylam^ 

3<4-(2 1 4-Dimethyl-thiazol*5-carbonylamino)-benzyl)-5-(3,4<limethoxyphen 
zin-2-on 

3-(3-(2,4-Dimemyl-thiazol-5-carbor^^^^ 
zin-2-on 

3-(2-(2,4-Dimethyi-thiazol-5-carb^^ ,3,4-oxadia- 
zin-2-on 

3-(4-(2,4-Dimethy1-thiazol-5-car^ 
dro-1 ,3,4-oxadiazin-2-on 

3-(4-(2,4-Dimethyl-thiazol-5-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-meth 
dro- 1 ,3 ,4-oxadiazin-2-on • 

3-(4-(2,4-Dimemyl-thiazol-5-carbonyta^ 
1.3,4-oxadiazin-2-on ' ■ 

3-(4-(2,4-Dimethyl-thiazol-5-rarbonyl^^ 
1 ,3,4-oxadiazin-2-on 

3-(4-(2,4-Dimethyl-thiazol-5-carlx)nyte^ 
dro-1, 3,4-oxadiazin-2-on 

3-(4-(2,4-Dimethy1-thiazol-5-rar^ 
1,3,4-oxadiazin-2-on 

3-(4-(2,4-Dimethyl-thiazol-5-c^bonylamino)-benzyl)-5-(3-memoxy-4-eth ,3,4- 
. oxadiazin-2-on 

3-(4-(2 1 4-Dimethyi-thiazol-5-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-ethox^^ 
oxadiazin-2-on 

3-(4-(2,4-Dimethyl-thiazol-5-c*^ 
oxadiazin-2-on 

3-(4-(2,4-Dimethyl-thiazol-5-carbonylamino)-benzyl)-5-(4-me%lsulfony!phen 
oxadiazin-2-on 

, 3-(4-(2,4-Dimethyl-thiazol-5-car^^ 
zin-2-on ' 

3-(4-{2,4-Dimethyl-thiazol-5-carb^^ 
dro-1, 3,4-oxadiazin-2-on 

. 3-(3-(2,4-Dimethyl-thiazol-5-car^^ 
dro-1, 3,4-oxadiazin-2-on ■ 

3-(4-(2,4-Dimethyl-thiazot-5-cai^^ 

on 

3-(4-(2,4-Dimemyi-thiazol-5-c^^ 
oxadiazin-2-on. 

Analog erhalt man durch Umsetzung der oben aufgefuhrten "Aminderivate ,, mit lsoxazol-5-carbonsaurechlorid die 
nachstehenden Verbindungen 

2-(4-(lsc*azol-5-carbonylamino)-benzyl)^^ F. 21 7° 

2-(3-(isoxazol-5-carbonylamino)-benz^ 
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2-(2-(lsoxazol-5-rarbony1amino)^enzyl)-^ 
2-(4-(!soxazol-5^rtonylamir^ 
2-(3-(lsoxazol-5K^rtx)nylamino)43enzyl)-6-(3,4^^ 
2-(2-(lsaxazol-5Kttrbonylamirx>)43enzyl)-^^ 
2-(4-(lsaxazol-5^artwny1amirK>)^e^ 
dazin-3-on 

2-(4-(lsoxazol-5<:artx)nylamirK))^enzy1)-6^ 
dazin-3-on . w 

2-(4-(lsoxazol-5^rtx)nylamino)43enzyl)-6-(3-methoxy-4-fluor-methoxyphenyl)-5-eth 
dazin-3-on 

2-(4-(lsoxazol-5-carbonylamino)4Denzyl)-6-(3^ 
dazin-3-on . 

2-(4-(lsoxazol-5^rbqnylamiro)43enzy^ 
dazin-3-on 

2-(4-(lsoxazol-5^artx)nylamiiro)^enzyl)-6-^ 
zin-3-on . 

2-(4-(lsoxazol-5-carbonylamino)^enzyl)-6-(3-^^ 

on 

2-(4-(lsoxazol-5K;art>onylamino)^enzyl^ 

on 

2-(4-(lsoxazol-5<ait>onylamino)^enzyl)-6-(3-^ 
on . * 

2-(4-(lsoxazol-5-cart>onylamino)4)enzyl)-6-{4-m^ 
2-(4-(lsoxazol-5-carbonylamirc))-benzyl)-6-^^ 

2-(4-(lsoxazol-5-carbonylamino)^enzyl)-6-(3-cyclopentyloxy-4-methoxyphe^ 
dazin-3-on 

.2-(3-(lsoxazol-5^arbonylamino)43enzyl)-6-(3-cyclc^entyloxy 
dazin-3-on 

2-(4-(lsoxazol-5-carbonylamino)^henethyl)-6-(3 > 4<limethoxyphenyl)-2 l 3 l 4,5-tetra 

2- (4-(lsoxazol-5^arbonylamino)iDhenethyl)-6^^ 

3- (4-(lsoxazol-5-carbonylamino)^enzy^ R 196° 
3-(3-(lsoxazol-5-cart)onyiamirx>)4Denzyl)^^ 
3-(2-(lsoxazol-5^arbonylamirK>)^enzyl)-5-(3,4^ 
3-(4-(lsoxazol-5^arbonylamino)4)enzyl)-5-(3,4<limethoxyphenyi)-6-et^ 
3-(3-(lsoxazol-5-carbonylamino)^enzyl)-5-(3,4<jimethoxyphenyl)-6-ethyI-3,6<lihydro 
3<2-(lsoxazol-5-carbonylamino)4Denzyl)-5-(3,4Kiimtf^ 
3-(4-(lsoxazol-5K;arbonytamino)^enzyl)-5-(3-methoxy-4-trHluormethoxyph 

diazin-2-on 

3-(4-(lsoxazol-5^arbonylamirx))-benzyl)-^ 
diazin-2-on 

3-(4-(lsoxazol-5-carbonylamino)^enzyl)-5-(3^ 
diazin-2-on 

3-(4-(lsoxazol-5^art>onylamino)^enzyl)^ 
diazin-2-on 

3-(4T(lsoxazol-5^rbonylamino)43enzyl)-5^ 
diazin-2-on 

3-(4-(lsoxazol-5-carbonylamino)^enzyl)-5-^ 
zin-2-on 

3-(4-(l$oxazol-5-rarbony1amino)4Denzyl)-5-(3-^^ 
on • • • 
3-(4-(lsoxazol-5-rartK)nylamino)45enzyl)-5-@^^ 

on 

3-(4-(lsoxazol-5^arbonylamino^ 

on 

3-(4-(lsoxazoi-5^artx>nylamirro)^enzyl)-5-(4-^^ 
3-(4-(isoxazoi-5^arbonylamim))4Denzyf)-5-(4-methyleno)cyphenyl)-6-et^ 
3-(4-(lsoxazoi-5-cartK>nylamirio)*enzyi)-S^^ 
diazin-2-on 

3-(3-(lsoxazol-5K*rtx)nylamirro)^ 
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diazin-2-on 

3-(4-(isoxazol-5^arbonyiamino)i3hen^ 

3-(4-(lsoxazol-5-carbony1amino)^henethyl)-5^^ 

S-^-flsaxazol-S-carbonylanranoJ-benzyfJ-S-tS^^ 

3-(3-(lscKazol-5^rbony1amino)-benzyl)-5^ 

3-(2-(lsoxazol-5-carbonyiamino)-benzyl)-5-(3,4^ 

3-(4-(lsoxazol-5-carbonylamino)-benzyi)-5^^ 

3-(3-(lsoxazol-5-carbony!amino)-benzy1)-5-(3,4^ 

3-{2-(lsoxazoi-5-carbonylamino)-benzyl^ 

3-(4-(lsoxazol-5-carbonylamino)-benzyl)-5-^ 
oxadiazin-2-on 

3-(4-(lsoxazol-5Kttrbonylamino)-benzyi)-5-(3-meth^^ 
oxadiazin-2-on - 

3-(4-(lsoxazol-5-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-me^ .3,4- 
oxadiazin-2-on 

3-(4-(lsoxazol-5-carbonylamino)4Denzy1)-5-(3-diflu^^ 
oxadiazin-2-on • 

.3-(4-(lsoxazol-5^arbonylamino^ 
oxadiazin-2-on 

3K4-(lsoxazol-5-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-fluorm^ 
zin-2-on 

3-(4-(lsoxazol-5-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-metto^ 

on 

3-(4-(lsoxazoI-5-cait)ony1amino)*enzyl)-5-(3-ethoxy-4-methoxyphenyl)-6-eth 

on 

3-(4-(lsaxazol-5-carbonylamino)-benzy!)-5-(3-hydr^ 

on 

3-(4-(lsoxazol-5-carbonyiamino)^enzyl)-^ 
3-(4-(lsoxazol-5-carbonylamino)^enzyl)^5-(4-m^ 

3-(4-(lsoxazol-5-carbonylamino)43enzyf)-5-(3-cyclope^ ,3,4- . 

oxadiazin-2-on 

3-(3-(lsoxazol-5-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-cycl^^ 
oxadiazin-2-on 

3-(4-(lsoxazol-5-caitKDnylamino)-phen^ 

3-(4-(lsoxazol-5-carbonylamino)-phene^ 
Analog erhalt man durch Umsetzung der oben aufgefuhrten "Aminderivate" mil Oxazol-5-carbonsaurechlorid die 
nachstehenden Vertindungen 

2-(4-(Oxazol-5^arbonylamino)-benzyl)-6-(3,4<iim^ 

2-(3-(Oxazol-5-cartK)nylamino)-benzy1)-6-(3,4^ 

2-(2-(Oxazol-5K;ar1x>nyIamino)-benzyl)-6-(3,4 : dime^ 

2-(4-(Oxazol-5-carbonylamino)-benzyl)-6-(3,4^ 

2-(3-(Oxazol-5^artx>nylamino)-benzyl)^^ 

2-(2-(Oxazol-5<arbonylamino)-benzyl)-6-(3,4<jimethoxyphenyl)-5-et^ 
2-(4-(Oxazol-5^rtonylamino^^ 
dazin-3-on 

2-(4-(Oxazol-5-cart>onylamino)-benzyl)-6^3-methoxy-4-d'rfluor-methoxyph 
dazin-3-on. 

2-(4-(Oxazol-5-cartx)nylamino)-benzyl)-6-(3-methoxy-4-fluor-methoxyphenyl)-5-ethyl-2,3,4 
zin-3-on 

2-(4-(Oxazol-5-cart*)nylamino)-benzyl)^ 
dazin-3-on 

2-(4-(Oxazol-5-caitK)nyiamino)-benzy^ 
dazin-3-on 

2-(4-(Oxazol-5-cartx)ny1amino)-benzyl)-6^ 
zin-3-on 

2-(4-(Oxazol-5-cartx)nylamino)-benzyl)-6-(3-m^ 

on . 

2-(4-(Oxazol-5-carbonylamino)-benz^^ 

on 
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2-(4-(Oxa20l-5K»itK)nylamjno)-benzyi)-6-(3-hydroxy-4-methoxypn 

on 

2-{4-(Oxazol-5^Fbonylamino)-benzy1^ 
2-(4-(Oxa20l-5<*rbonylamino)-ben2y1)-6-(4-m^ 
2-(4-(Oxazol-5K;aibonylamino)-be^^ 
dazin-3-on 

. 2-(3-(Oxa2o!-5-carbonylamino)-ben2yl)-6-(3<ydopen^ 
dazin-3-on ; 

2-(4-(Oxa2ol-5-cartx)nylamino)-phene%l)-6-(3,4Kta 

2- (4-(Oxa2ol-5-carbonylamino)-phenethyl)-6^ 

3- (4-(Oxa2ol-5^rtonylamino)-ben2yl)-5-(3,4^ 

3-(3-(Oxa20l-5-cariDonyIamino)-ben2yl)-5-^ 4 
3-(2-(Oxazol-5<artx>ny!amino)-ben2y1^ 
3-(4-(Oxa20l-5-carbonylamino)-ben2yl)-5-(3,4<ta^ 
3-(3-(Oxa2ol-5-caitK)nylamino)-ben2y1)-5-(3,4<J^ 
3-(2-(Oxazol-5-carlDonylamino)-ben2yl^ 
3<4-(6xa2ol-5^rbonylamino)-ben2yl)-5^ 
dia2in-2-on 

3-(4-(Oxa20l-5-cartonylamino)-ben2yl)-5-(3-m^ 
dia2in-2-on 

3-(4-(Oxa2oI-5<arbonylamino)-ben2y!)-5-(3-meto^^ 
2in-2-on ■ . ' 

3-(4-(Oxa20l-5-carbonylamino)-ben2yl)-5-(3<lifluormethoxy-4-methoxyphenyl)-6-ethyl^ 
dia2in-2-on 

3-(4-(Oxa2ol-5-carbqnylamino)-ben2yl)-5"(3-trtf luormethoxy-4-methoxyphenyl)-6-ethyl-3,6-dihydro-1 ,3,4-thia- 
dia2in-2-on 

3-(4-(Oxa2ol : 5-carbonylamino)-ben2yl)-5-(3-fliw 
2in-2-on * 

3-(4-(Oxa2ol-5-carbonylamino)-benzylj-5-(3-metto^ 

on 

3-(4-(Oxa2ol-5-carbonylamino)-ben2yl)-5-(3-eto 

on ~ 

3-(4-(Oxa2ol-5<artx>nylamino)-ben2yl)-5-(3-ty^ 
on /" 

3-(4-(Oxa20l-5-catoonylamino)-ben2yl)-5-(4-me 

3-(4-(Oxa2ol-5-carbonylamino)-ben2yl)-5-(4-methylenoxyphenyl)-6-ethyl-3,6-dihydro-1^ 
3-(4-(Oxa2ol-5-carbonylamino)-ben2yl)-5-(3K;ydopenty^^ 
dia2in-2-on 

3-(3-(Oxa20l-5-cartDonylamino)-beri2yl)-5-(3^ydopenty^^ 
dia2in-2-on 

3-(4-{Oxa2ol-5-carbonylamino)-phenethyl)-5-(3,^^ 
3-(4-(Oxa2o!-5<arbonylamino)-phenetty^ 
. 3-(4-(Oxa201-5^rt>onylamino)-ben2yl)-5-(3 1 4<limethoxyphenyl)-3 ( 6Kii^ ,3,4-oxadia2in-2-on 
3-(3-(Oxa2ol-5-cart>onylamino)-ben2yl)-5-(3,4<Jimethoxyphenyl)-3,6Kjihydro-1 ,3,4-oxadia2in-2-on 
3-(2-(Oxazol-5K^rbonylamino)-ben2yl)-5-(3,4Hdirnethoxyphenyl)-3,6-di hydro- 1,3 l 4-oxadia2in-2-on 
3-(4-(Oxa2ol-5-carbonylamino)-ben2yl)-5-(3,4<Jim^ 
3-(3-(Oxa2ol-5-carbony!amino)-ben2yl)-5-(3,4<J^ 
3-(2-(Oxa20l-5<arbonylamino)-ben2yl)«5-(3,4<iim^ 

3-(4-(Oxa2ol-5<arbonyiamino)-benzyl)-5-(3-methoxy-4-trHluor-methoxyphenyl)-^ 
oxadia2in-2-on . 

3-(4-(Oxazol-5-cartonylamino)-benzy1)-5-(3^ 
oxadiazin-2-on 

3-(4-(Oxa2ol-5-carbonylamino)-ben2yl)-5-(3*methoxy-4-fluor-methoxyphenyl)^ 
2in-2-on 

3-(4-(Oxa2ol-5-carbonylamino)-ben2yl)-5-@^ 
oxadia2ln-2-on 

3-(4-(Oxa2ol-5-cartx)nylamino)-ben2yl)-5-(3-trifluormethoxy-4-methc«y 
oxadia2in-2-on 

3-(4-(Oxa2ol-5-cartx)nylamino)-ben2yl)-5^ 
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zin-2-on 

3-(4-{Oxazol-5^artx>nylamino)-be^ 

on 

3-(4-(Oxazol-5K*rtx>nylamino)-benz 

on 

3-(4-(Oxa2ol-5<art»nylamino)-benzyl)-5-(3-hydroxy-4-methoxyphenyl)^ 

on 

3-(4-(Oxazol-5-cartx>nylamino)-benzyi)-5^ 
3-(4-(Oxazol-5^artx)nylamino)-benzy^ 
3-(4-(Oxazol-5<*rbonylamino)-benzyl)-5-^^ 
oxadiazin-2-on 

3-(3-(Oxazol-5-carbonylamino)-benzyl)-5-(3K;ydopentyloxy-4-methoxy^ 
oxadiazin-2-on 

3-(4-(Oxazol-5-cartx)nylamino)-p^ 

3-(4-(Oxazol-5K:artK)nylamino)-phene^^ 
Analog erhalt man durch Umsetzung der oben aufgefuhrten "Aminderivate" mit Pyrimidin-2-carbonsaurechlorid die 
nachstehenden Verbindungen 

2-(4-(Pyrimidin-2-caitonylamino)^era 

2-(3-{Pyrimidin-2-carbonylamino)^enzyl)-6-(3 I 4<limethoxyph 

2-(2-(Pyrimidin-2-cartx)nylamirx))^enz^ 

2-(4-(Pyrimidin-2-car1x>nylamino)^enzy1)-6-^ 

2-(3-(Pyrimidin-2-cartx)nylamino)^enzyl)-^^ 

2-(2-(Pyrimidin-2-cartonylam™ 

2-(4-(Pyrimidin-2-carbonylamin6)^enzyl)-6-(3-meth 
pyridazin-3-on : 

2-(4-{Pyrimidin-2-carbonylamino)*enzyl)-6-(3-me^^ 
pyridazin-3-on 

2-(4-(Pyrimidin-2-cartonylamino)^ 
dazin-3-on 

2-(4-(Pyrimidin-2-carbonylamino)^enzyl)-6-(3<lifluormethoxy-4-methoxyph 
pyridazin-3-on 

2-(4-(Pyrimidin-2-carbonylamino)-benzy^ 
pyridazin-3-on 

2-(4-(Pyrimidin-2-cartonylamino)^enzy!)^ 
dazin-3-on 

2-(4-(Pyrimidin-2-carbonylamino)^enzyl)-6-^ 

on 

2-(4-(Pyrimidin-2-cartonylamino)^^ 

on 

2-(4-(Pyrimidin-2-carbonylamino)4>enz^ 

3-on 

2-(4-(Pyrimidin-2-cartx)nylamino)^ 

2-(4-(Pyrimidin-2-catonyIamino)^enzyi)-6^^ 

2-(4-(Pynmidin-2-cart>onylamino)4>enz 
pyridazin-3-on 

2-(3-(Pyrimidin-2-cart>onylamin^^ 
pyridazin-3-on ' 

2-(4-(Pyrimidin-2-carbonylamirio)^henethyl)-6-(3,4<Jimethox^ 

2- (4-(Pyrimidin-2-caibonylamirTO^ 

3- (4-(Pyrimidin-2-cartx>nylamirKi)^e^ 
3-(3-(Pyrimidin-2-cartonylarTO 
3-(2-(Pyrimidin-2-cartx>nylamirra)^enz^^^ 
3-(4-(Pyrimidin-2-carbonylamiiTO)^enzy1)-5-^^ 
3-(3-(Pyrimidin-2-c*rtx>nylamir^ 

3-(2-(Pyrimidin-2-carbonylamino)^enzyl)-5-(3,4<limethoxyph 

3-(4-(Pyrimidin-2-carbonylar™ 
diazin-2-on 

3-(4-(Pyrimidin-2-caftonylamino)*enz^ 
diazin-2-on 
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3-(4-(Pyrimidin-2-carbonylamino)-benzy^ 

diazin-2-on 

3-(4-(Pyrimidin-2-carbo^ 
diazin-2-on 

3-(4-(Pyrimidin-2-cartxDnylamino)-benzyl)-^^^ 

diazin-2-on 

3^4-(Pyrimidin-2K»rtx)ny^ 

diazin-2-on . . . 

3-(4-(Pyrimidin-2-cartx>nylamino)*enzy^ 

3-(4-(Pyrimidin-2-carbonylamino)-benzyl^ 

3-(4-(Pyrimidin-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-hydroxy-4-methoxyph 

3-(4-(Pyrimidin-2-carbonylamino)-benzyl)-^^^ 
3-(4-(Pyrimidin-2-cartonylamino)-benzyl^ 
3-(4-(Pyrimidin-2^rbonylam^ 
thiadiazin-2-on 

3.(3-(Pyrimidin-2-carbony!amino)-benzy^ 

thiadiazin-2-on 

3-(4-(Pyrimidin-2-carbonylamino)^ 

3-(4-(Pyrimidin-2-carbonylamino^^^ 

3-(4-(Pyrimidin-2-cart>onyiamino)-te^ 

3-(4^(Pyrimidin-2-cart>onylami^ 

3-(2-(Pyrimidin-2K;arbonylamino)^^ 

3-(4-(Pyrimidin-2-carbonylamta^^ 

3-(3-(Pyrimidin-2^art>onylamino)^ . 
3-(2-(Pyrimidin-2-carbonylamino)4>enzy1)-^ 

3-(4-(Pyrimidin-2-cartx)nylamino)-benzyl)-5-(3-methoxy-4-trif luormethoxyphenyl)-6-ethyl-3,6-dihydro-1 ,3,4- 

oxadiazin-2-on 

3-(4-(Pyrimidin-2-carbony!amino)^enzyl)-5-p^^ 
oxadiazin-2-on 

3-(4-(Pyrimidin-2-cartx)nylamino)-benzyl)-5-(3-methoxy-4-fluormethoxyphenyl) 
oxadiazin-2-on 

3-(4-(Pyrimidin-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-dif luormethoxy-4-methoxyphenyl)-6-ethyl-3,6-dihydro-1 ,3,4- 
oxadiazin-2-on 

3-(4-(Pyrimidin-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-trrf luormethoxy-4-methoxyphenyl)-6-ethyl-3,6-dihydro-1 ,3,4- 

oxadiazin-2-on 

3-(4-(Pyrimidin-2-carbony^ 
oxadiazin-2-on 

3-(4-(Pyrimidin-2-cartx)nylamino) 

3-(4-(Pyrimidin-2-cartx)nylamino)-benzyl)-5-(3-ethoxy-4-metho)cyphenyl)^ 
3-(4-(Pyrimidin-2-car1x)nyiamino)-benzyl)-5-(3-hydroxy^-methoxyph 

3-(4-(Pyrimidin-2-rarbonylamino)-benzy^^^ ,3,4-oxadiazin-2-on 
3-(4-(Pyrimidin-2-c*rtx)nylamino^ 
3-(4-(Pyrimidin-2-carbonylamino)4^^ 
oxadiazin-2-on 

3«(3-(Pyrimidin-2-carbonylamino)-benzyl)-5-(3^^^ 
oxadiazin-2-on 

3-(4-(Pyrimidin-2-carbonylamino^ 
3-(4-(Pyrimidin-2-carbonylamino)-phen^ 
Analog erhalt man durch Umsetzung der oben airfgefuhrten "Aminderivate" mit Pyrazol-3-carbonsaurechlorid die 
nachstehenden Verbindungen 

2-(4«(Pyrazol-3-carbonylamino)-benzyl)-6-(3,4^ 

2-(3-(Pyrazol-3-cartonylamino)-benzyl)-6-(3,4-dim^ 

2-(2-(Pyrazol-3-cartx)nylamino)-benzyi^^ 



on 
on 
2-on 
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2-(4-(Pyrazol-3^rtonylamino)-benzyO^ 
2-(3-(Pyrazol-3K»ilMnylamino) 

2-(2-(Pyrazol-3^rtx)nylamino)-benzyl)-6-(3,4<limethoxyphenyl)-5-ethyl-^ 

2-(4-(Pyrazol-3K*rtx)nylamino)-benzyl)-6H(3,47m^ 
pyridazin-3-on 

2-(4-(Pyrazol-3^artx>nylamino)-beruyl)-6-(3-m^ 
dazin-3-on 

2-(4-(Pyrazol : 37cartx>nytamino)^enzyl^ 
zin-3-on 

2-(4-(Pyrazol^artony1amino)-benzyl)-6-(3^ 
dazin-3-on 

2-{4-(Pyrazol-3<arbonylamino)-benzyl)-6-(3-trifluormethoxy-4-methox>phen 
dazin-3-on 

2-(4-(Pyraol-3n;artx)nylamino)-benzy1)-6-(3-flu^^ 
zin-3-on 

2-(4-(Pyrazo1-3-cartx)ny1amino^^ 

on . 

2-(4-(Pyrazol-3n;aft>ony1a~mino)43enzyl)-6-(3-eth^ . 
"on , 

2-(4-(PyrazoI-3-rarbonyIamino)-benzy!)-6-(3-hydroxy-4-methoxyphenyl)-5-e 
on . _ . • 

2-(4-(Pyrazo!-3K;artonylamino)-benzy^ 

2-(4-(Pyrazol-3^arbonylamino)-benzyI)-6-(4-methylenox^ 

2-(4-(PyrazoI-3-cartx)nylamino)-benzyI)-6-(3-cydopentyloxy-4-methoxyphenyl)-^ 
dazin-3-on 

2-(3-(Pyrazol-3K:ailDonylamino)-benzyl)-6-(3-c^^ 
dazin-3-on 

2-(4-(Pyrazol-3^arbonylamino)-phenet^ 

2- (4-(Pyrazol-3-carbonylamino)-phenethyl)^-(3,4<Jimethoxyphenyl)-5-ethyl-2 

3- (4-(Pyrazol-3<artonylamino)-benzyl)-5-(3,4<jime^ 
3-(3-(Pyrazol-3^arbony1amino)-benzyf)-5^3,4«jime^^ 
3-(2-(Pyrazol-3n:aibonylamino)-benz^ 
3-(4-(Pyrazol-3<arbonylamino)-benzyl)-5-(3.4^ 
3-(3-(Pyrazol-3K;arbonylamino)-benzyl)-5-^ 
3-(2-(Pyrazol-3-carbonylamino)-benzyl)-5-(3,4«jime^ 
3-(4-(Pyrazol-3-carbonylamino)-benzyl)-5-^ 

diazin-2-on 

3-(4-(Pyrazol-3-cart>onylamino)-benz^^^ 
diazin-2-on 

3-(4-(Pyrazol-3<artx)nylamino)-benzyl)-5^^ 
zin-2-on 

3-(4-(Pyrazol-3-cartK)nylamino)-benzy^ 
diazin-2-on 

3-(4-(Pyrazol-3-carbonylamino)-benzyl)-5-(3-trrfluormethoxy-4-methoxyphenyl)-6-et^ 
diazin-2-on 

3-(4-(Pyrazol-3^rtonylamino)-benzyl)-5-(34lu^^ 
zin-2-oh 

3-(4-(Pyrazol-3K*rtx)nylamino)-benzy^ 

on . 

3-(4-(Pyrazol-3K»rtx)nylamino)-benzyl)-5-(3-^^^ 
on ' . • " • 

.. 3-(4-(PyrazoI-3^rtoonylamino)-benzyl)-5-(3-hyd^ 

on 

3-(4-(Pyrazol-3K*rtx>nylamino)-benzyl)-5-(4-^^ 
3-(4-(Pyrazol-3^rtx)nylamino)-benzyO-5-(4-methylenox^^ 
3-(4-(Pyrazol-3<artx)nylamino)-benzy!)-5^3K;ydopenty^ 
diazin-2-on 

3-(3-(Pyrazol-3<#rbonylamino)-benzyl)-5K3^^ 
diazin-2-on 
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3-(4-(Pyrazol-3<*rbonyiamino)-pte^ 

3-(4-(PyiazoI-3^rtx>nylamino)iDhe^ . 
S-f^tPyrazol-S^rtwnylaminoJ^enzylJ-S^S.AKiimethoxyphenyO-S.eKlihydro- 1 ,3,4-Qxadiazin-2-on 
3-(3-(Pyrazol-3^artx>riylamino}-be^ 
3-(2-(Pyrazol-3<arboriylamino)-benzy1)-5^ 
3-(4-(Pyra20l-3<art>onylamino)-be^ 
3-(3-(Pyrazol-3K^rbonylamino)-benzy1)-5-(3,4^^ 
3-(2-(PyrazolT3^rbonylamino)*benzyl)-5^3,4<Jimethoxyphenyl)^-ethyl-^ 
3-(4-(Pyrazol-3^rtx>nylamino)-benzyl)-5-(3-metto^ 
oxadiazin-2-on 

3-(4-(Pyrazol-3-rarbonylamino)-benzy1)-5-(3-methoxy 
oxadiazin-2-on 

3-(4-(Pyrazol-3<arbohyiamino)-benzy1)-5-(3^ 
zin-2-on 

3-(4-(Pyrazol-3-carbonylamino)-benzy1)-5-(3^ 
oxadiazin-2-on 

3-(4-(Pyrazol-3^rbonylamino)-benzyl)-5-(3-trifluormethoxy-4-methoxyphen 
oxadiazin-2-on . 

3-(4-(Pyrazol-3 i carbonylamino)-benzyl)-5-(3-fluc^methoxy^-methoxyphen^ 
zin-2-on 

3-(4-(Pyrazol-3-carbonylamino)-be^^ 

on 

3-(4-(Pyrazol-3^artx)nylamino)-benzy1)-5-(3-e^ 

on 

3-(4-(Pyrazol-3^artonylamino)-benzy^ 
on 1 •'. . 

3-(4-(Pyrazo1-3-carbonylamino)-benzyl)-5-(4-m^ 

3-(4-(Pyrazol-3-carbonylamino)-benzyl)-5-(4-methyte^ 

3-(4-(Pyrazol-3<artx>nylamino)-benzyl)-5-(3K:ydope 
oxadiazin-2-on 

3-(3-(Pyrazol-3-cartonylamino)-benzyl)-5-(3^ 
oxadiazin-2-on 

3-(4-(Pyrazol-3-carbonylamino)-phenethyl)-5^ 

3-(4-(Pyrazol-3-cartx)nylamino)-phene%l)-5^^ 
Analog erhait man durch Umsetzung 
von2-(3^Aminobenzyl)-6-(3-ethoxy-4-methox^ Nicotinoylchlorid 

2«(3-Nicotinoylaminobenzy1)-6-(3-ethoxy-4-meth^ F. 204° 

von2-(4-Aminobenzyl)-6-(3-ethoxy-4-methoxypheny!)-2,3 > 4 < 5-tetrahydropyridazin 

mit isonicotinaylchlorid 

2-(4-lsonicotinoylaminobenzyl)-6-(3-ethoxy-4-methoxyphenyl)-2,3 i 4,5-tetrahydropyr Hydrochlorid F. 

252° 

mit Pyrazin-2-carbonsaurechlorid 

2-(4-PyrazincarbonyiaminobeiTzyl)^-(3-etto F. 202° 

mit lsoxazol-5-carbonsaurechlorid 

2-(4-(lscxazol-5^arbonylamirio)benzyl)^-(3-etto F. 192° 

von 2-(4-Aminobenzy1)-6-(3^ydoperTty1oxy^-m^ mit Nicotinoylchlorid 

2-(4-Nicotirioylaminobenzyi)-6-(3-cyclopentyloxy^-methoxyphenyi)-2,3 l 4,54e F. 205° 

von 2-(4-Aminobenzyl)-6-(3,4<limethoxyphenyl)-2,3 1 4 1 5-tetrahydropyridazin-3-on mit Nicotinoylchlorid 

2-(4-Nicc^rioylaminobenzy1)-6^ Hydrochlorid F. 212°. 

Die nachfolgenden Beispiele betreffen pharmazeutische Zubereitungen: 

Beispiel A: Injektionsglaser 

Eine LGsung von 100 g eines Wirkstoffes der Formel I und 5 g Dinatriumhydrogenphosphat wird in 3 I zweifach 
destilHertem Wasser mit 2 n Salzsaure aut pH 6,5 eingestellt, steril filtriert, in Injektionsglaser abgefullt, unter sterilen 
Bedingungen lyophilisiert und steril verschlossen. Jedes Injektionsglas enthalt 5 mg Wirkstoff. 
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Beispiei B: Suppositorien 

Man schmilzt ein Gemisch von 20 g eines Wirkstoffes der Formel I mit 100 g Sojalecithin und 1400 g Kakaobutter, 
gieBt in Formen und laBt erkalten. Jedes Suppositorium enthalt 20 mg Wirkstoff. 
5 • 
Beispiei C: L6sung 

Man bereitet eine Losung aus 1 g eines Wirkstoffes der Formel I, 9,38 g NaH 2 P0 4 «2 H 2 0, 28,48 g Na 2 HP0 4 • 
. 12 H 2 0 und 0,1 g Benzalkoniumchiorid in 940 ml zweifach destilliertem Wasser. Man stellt auf pH 6,8 ein, fultt auf 1 I 
w auf und sterilisiert durch Bestrahlung. Diese Losung kann in Form von Augentropfen verwendet werden. 

Beispiei D: Saibe ' 

Man mischt 500 mg eines Wirkstoffes der Formel I mit 99,5 g Vaseline unter aseptischen Bedingungen. 

15 

Beispiei E: Tabletten 

Ein Gemisch von 1 kg Wirkstoff der Formel I, 4 kg Lactose, 1,2 kg Kartoffelstarke, 0,2 kg Talk und 0,1 kg Magnesi- 
umstearat wird in ublicher Weise zu Tabletten verpreBt, derart, daB jede Tablette 10 mg Wirkstoff enthalt. 

20 

Beispiei F: Dragees 

Analog Beispiei E werden Tabletten gepreBt, die anschiieBend in ublicher Weise mit einem Uberzug aus Saccha- 
rose, Kartoffelstarke, Talk, Tragant und Farbstoff uberzogen werden. 

25 . 

Beispiei G: Kapseln 

2 kg Wirkstoff der Formel I werden in ublicher Weise.in Hartgelatinekapseln gefullt, so daB jede Kapsel 20 mg des 
Wirkstoffs enthalt 

Beispiei H: Ampuflen 

Eine Losung von 1 kg Wirkstoff der Formel I in 60 I zweifach destilliertem Wasser wird steril f ittriert, in Ampullen 
abgefullt, unter sterilen Bedingungen lyophilisiert und steril verschlossen. Jede Ampulle enthalt 10 mg Wirkstoff. 
35 ....... ; * 

Beispiei I: Inhalations-Spray 

Man lost 1 4 g Wirkstoff der Former I in 1 0 1 isotoniscner NaCI-L6sung und fullt die Losung in handelsubliche Spruh- 
gefaBe mit Pump-Mechanismus. Die Losung kann in Mund Oder Nase gespruht werden. Ein SpruhstoB (etwa 0,1 ml) 
40 entspricht einer Dosis von etwa 0,14 mg. 

Patentanspruche 

1. Verbindungen der Formel I 

45 
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55 




worin 
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einen aromatischen Heterocyclic mit 1 bis 4 H-, O- und/oder S-Atomen, uber N oder C 
gebunden, der unsubstituiert Oder ein-, zwei- oder dreifach durch Hal, A und/oder OA substi-. 
tuiert sein kann, und auch an einen Benzol- Oder Pyridinring kondensiert sein kann, 

f ehlt oder Alkylen mit 1 -6 C- Atomen, 
CH 2 , S oder 0, 

jeweils unabhSngig voneinander H oder A, 

jeweils unabhangig voneinander -OH, OR 5 , -S-R 5 , -SO-R 5 , -S0 2 -R 5 , Hal, Methyl endioxy, - 
N0 2 , -NH 2 , -NHR 5 Oder -NR 5 R 6 , 

jeweils unabhSngig voneinander A, Cycloalkyl mit 3-7 C-Atomen, M ethyl encycloalkyl mit 4-8 
C-Atomen oder Alkenyl mit 2-8 C-Atomen, 

Alkyl mit 1 bis 10 C-Atomen, das durch 1 bis 5 F- und/oder Cl-Atome substituiert sein kann 
und 

F, CI. Br oder I 

sowie deren physiologisch unbedenklichen Salze. . 

Ein Enantiomer einer Verbindung der Formel I gem&B Anspruch 1. 

(a) 3-(4-Picolinoylamino-benzyl)-5-(3 f 4-dimethoxyphenyl)-6-ethyl-3 I 6-dihydro-1 ,3,4-thiadiazin-2-on; 

(b) 3-(4-Picolinoytamino4)enzyl)-5-(3,4-dimethax^ 

(c) 3-(4-Nicotinoyiamino-benzy1)-5-(3,4^ 

(d) 3-(4-lsonicotinoyiamino-benzyl)-5-(3,4-dimethoxyphenyl)-3 l 6-dihydro-1,3,4-thiadiazin-2-on; 

(e) 3-(4-Nicotinoylamino-benzyl)-5-(3 l 4-dimethQxyphenyl)-6-ethyl-3,6-dihydro-1 ,3,4-oxadiazin-2-on; 

(f) 2-(4-Nicotinoylamino-benzyl)-6-(3,4-dimethoxypheny[)-5-ethyl-2,3,4,5-tetrahydro-pyridazin-3-on. 

Verfahren zur Herstellung von Verbindungen der Formel I nach Anspruch 1 sowie deren Salzen, dadurch gekenn- 
zeichnet, daB man eine Verbindung der Formel II 




II 



worin 

R 1 , R 2 , R 3 ,R 4 und X die angegebenen Bedeutungen haben, : 
mit einer Verbindung der Formel III 



Q 
X 

R 1 undR 2 
R 3 und R 4 

R 5 und R 6 



Hal 

bedeuten, 
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5 




;o worin 

B und Q die angegebenen Bedeutungen haben, und 

L CI, Br, OH Oder eine reaktionsfahige veresterte OH-Gruppe bedeutet. 

15 umsetzt, 
Oder 

daB man eine Verbindung der Formel IV 
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30 

worin 

R 1 , R 2 , R 3 , R 4 , Q und X die angegebenen Bedeutungen haben, mit einer Verbindung der Formel V 
. 35 L-CO-B V 

worin 

B die.angegebeneBedeutung hat, und 
40 L CI, Br, OH oder eine reaktionsfahige veresterte OH-Gruppe bedeutet, 

umsetzt, 

und/oder daB man eine basische Verbindung der Formel I durch Behandeln mit einer Saure in eines ihrer Salze 
uberfuhrt. 

45 

5. Verfahren zur Herstellung pharmazeutischer Zubereitungen, dadurch gekennzeichnet, daB man eine Verbindung 
der Formel I nach Anspruch 1 und/oder eines ihrer physiologischen unbedenWichen Salze zusammen mit minde- 
stens einem festen, flussigen oder halbflussigen Trager- oder Hilfsstoff in eine geeignete Dosierungsform bringt. 

so 6. Pharmazeutische Zubereitung, gekennzeichnet durch einen Gehalt an mindestens einer Verbindung der Formel I 
nach Anspruch 1 und/oder einem ihrer physiologisch unbedenWichen Salze. 

7. Verbindungen der Formel I nach Anspruch 1 und ihre physiologisch unbedenWichen Salze zur Bekampfung von 
Asthma, Allergien und entzundlichen Krankheiten, Autoimmunerkrankungen und TransplantatabstoBungsreaktio- 

55 nen. 

8. Arzneimittel der Formel I nach Anspruch 1 und ihre physiologisch unbedenWichen Salze als Phosphodiesterase IV- 
Hemmer. 
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9. Verwendung von Verbindungen der Formel I nach Anspruch 1 und/oder ihre physiologisch unbedenWichen Salze 
zur Herstellung eines Arzneimittels. 

10. Verwendung von Verbindungen der Formel I nach Anspruch 1 und/oder ihrer physiologisch unbedenWichen Salze 
5 bei der Bekampfung von Krankheiten. 
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